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(57) Abstract 

Sulfonamide derivatives represented by general formula (1) or salts thereof, wherein A represents nitrogen, -CH= etc.; Z represents 
oxygen, etc.; At 1 represents aryl, etc.; Ar 2 represents alkyl, etc.; R a represents hydrogen, etc.; R b represents halogeno, etc.; and R c represents 
alky!, etc. Because of having radical-scavenging effect, gastric secretion-potentiating effect, anti-HP bacterial effect, etc., these compounds 
are useful as remedies for peptic ulcer. 
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H 2 -RA, PP I b9v >) Zvvj i/>tei:<DtiiWM®W%J)<mm£tl. 

mm®!®* 

6. (1) Tt$n5^7t>7; K^Stt#. K*^5t(iaiSL 

fc7; 7 ^>^;i/§§*g£{£. (»6 - 7 2 9 7 9 KJfc^. SEdffitl/c 

(1) 




A 



(1) 



S0 2 -Ar2 



C5$*. AMjRJE^XJiH-C (R 1 ) = £^L ; 



z mnm*. 4 x j 
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-N(R 2 )-(CH 2 )n-> -N(R 2 )-(CH 2 ).-N(R 3 )-, -N(R 2 )-(CH 2 )„-(K 
-N(R 2 )-(CH 2 )„-S-> -N(R 2 )-(CH 2 )„-NHS0 2 -. -N(R 2 )-CH 2 CH=CH-, 
-0(CH 2 )„-N(R 3 K X{*-N(R 2 )-(CH 2 )„-0-CH 2 -£^L ; 
A r 1 li^Sfc&fb**^ Xlifi&fDfe L < tt*i&ft©a*ai5t;££jF 
L ; 

Ar 2 li^D^ry^ T;l>*;t/g N TA/^^-i/^ T-fehT^ KSfe 
J;[>'- hDi^«iI|fn§ 1 ~3f@©H&g#il&LT^T*> <£^7 

x-^S, y;t/+;i/S, t7f^I, +y'J;i/S, -fv + ; 
R 1 iizk^^-^-rK R 2 ir-^lc^oT h 'J / f-u >S£ML ; 

r 1 t-^tc^oT h >j >s^^-r-5*\ r 3 t-m^ti^ 

n li 2 - 4 ©ifc£^-f 

Ar 2 tM 'J*J 'J Ag©i£, Zli-N(R 2 )-CH 2 -CH=CH-Tli 
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-jRit (1) AliSjflTF-Xttil-C (R 1 ) =£7jkto "TfcfcS. Afi< 



8£fflJ£U R 1 #R 2 t-ii:/^T h 'J y*U>g£J&j£f- 3 ir h 

-IKS; ( l ) *K Ztf$n5Si:*>^t, R 2 fcckO'R 3 r^^ns^oy 

fitf$il-4 0t,i5^l<, 0>Rtfy f-^g, x^;bS, n-^ok^S, 
i-^D^s, n-7'f-^S, i s ec-^f;H, t-7*f-A 

*>©##£ Us, mftWdJi^ h + ^S, ih + i/S, n-7Dt:+i/I, i- 
:/d n-7*h^>g, i-7'h + ->S, sec-7*F + ^ t-7' 
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StLTiit -7*h + ^^A^'-;u«^^ U\, R 2 iR 3 CckO^^no 

S(-NH-), -N(R 2 )-(CH 2 ) 2 -, -N(R 2 )-(CH 2 ) 3 -, -N(R 2 )-(CH 2 ) 2 -N(R 3 K 
-N(R 2 )-(CH 2 ),-N(R 3 )-. -N(R 2 )-(CH 2 ) 2 (K -N(R 2 )-(CH 2 ) 3 -(k -N(R 2 )-(CH 2 ) 2 S-> 
-N(R 2 )-(CH 2 ) 3 S , -N(R 2 )-(CH 2 ) 2 -NHS0 2 -, -N(R 2 )-CH 2 -CH=CH-, 
-0(CH 2 ) 2 -N(R 3 K -0(CH 2 ) 3 -N(R 3 )-. -N(R 2 )-(CH 2 ) 2 -0-CH 2 - <btl6o 



•N N— s — N N— . — N N- 



fcfc'U Ar 2 *W 'J* J U Z (i-N(R 2 )-CH 2 -CH=CH-r(i 

-Kit (1) Ar 1 T'^$n5^SS^fc*^iSt UTli, 7x-^|, 

t LTIi, f'J s>;H& N f x-;H, 7 'J ;H> f'J * >r > KM ;H6, 

-^yyj^g, 7Vjx;u$ N 7^;i-<^;H N xhvV'JA 
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-«5£ (1) ^Ar 2 K&^T, 7^*;i/»tLTIi, 0ftt» 1 - 2 0©fc 
®AW*L<, 01*. (i, y^^S, x^;t,g, n-^aWS, i-7°nb°;Ug N 

S> i -^>f-;bS, n-^+2/;m % i n -'ST'f-^S, n- 

ttJ-Jl^ n-J—)l^ n--r>;l/S, n-^>fi/^S, n-Kx^^S, 
n - h'Jf^^ n-rh7f->;i/i, n -^O^f^US. n-^+^xv 
^ n-^T^f^^S, n-t^rWH, n-ytfy^I, n - -T =» 

h*->£, n i-T'ntf+S/g, n-7'h*->S, i-7*h* 

-1^ ( 1 ) R- ^^ti^7^3 + ^ y $ y y;un + ^ScDT;b=3 
R b ©r;U3*i/StLTI±, KH»l-40Wjfil / <, #rR 
(i\ y htyl, ih*yi> n-7D^i/|, i -:Tn n - 7* h 

^/■cR b R0R< 0T;^;HtLTIi, 1 ~8 L < , ffl* 

I*. *=f-Jim, x*;Ug, n-^ot^S, i-7Dt/l/S, n-7^;H, i 
-y'^-jim, sec-7'fiH, t-7*^;b£. n-^>^;t.g N i -Ky^f-)i 
n-^i/Jim, i-^^rUJim, n-^y^Jim, i-^^Jim, n- 
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^ ^r;b+;i/T S 7 7;^^->| '(£? £ L< ttiJC i 77 

A=j*->&) ;t'M'J^yg, fJ^Ag, hXiJ^;i, 

7tu;i, Y - A-£SP©tt*Jl5*;S ; 7ki*S ; 2-i/7;-3-c,. 4 

T + )\f ^7-^71; Ci- 4 T;l/3^-->t + -tf 'J AT i 7 -d-.TAOt 

7 7xiW->S ; Ci- ( 7i3 + i/*;b^;l7 ;7l; ^Df>^ ; 
y C1-4TA+AT Ul; h Kd + *>Ci- 4 T;U + ;UT ^ y £ ; C1-4TA0 + 
+ *;ud?-^T ~ y C ,-4T;HJ^->S^^^if «in§o :ti'if»S , POCi-4 
TA + Ai LT(i, yf-AS, xf;H, n-^nbli, i-yabVl/g, n 
i-y'^Jim, sec-7'f;H, t-7*f;H«^n^ 0 £ 

tzmk^ftCi-tTJlzf-^mt LTte, 7h + y|, xh + i/L n-7*n 
i-^D + i-7*h + ->£, sec-7'h 

+ t -7* h*S/£##J^£ft5o 
7^-5 R c tLT(i, 7UI, ^7;b^7;7l, 7;77A3+i/i, 

W^7;b+«Ui)!fj U\, 

-NH(CH 2 )„(K -NH(CH 2 )„NH, =N(CH 2 )„N=> =N(CH 2 )„(K mmW^ftft t L < , 
Ar' tLTJis 7x-Wffit(, Ar 2 t LT {i^o yy 7 x-;H^ 
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*Wfl®X)l>7 t>T i ( 1 LTii, HOKUMS S ft 5 ig 

* >M©J;-9teT 'J -;ux;l/7 * >Kffi ; 77-^81, =j^?B?£, ?x> 
£/o£fgsj§C(i, x;i/7t>T$ K^#ft©7jcfn^ m¥toi~&&ZtiZ&m 
6 z t*<"r#5, 
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( 1 b) 

R c '— OH (4) 



R a 



N 



X S0 2 -Ar2 
(1 c) 



S£^U A. Z, Ar \ Ar \ R 8 fc^^'R 6 ItWMtm 10 

T* >{b£-&i (2) i:^^7t-;^7^F (3) fcSiSS-tirftlf 
t>T; K*(la) fci;0'^x;l/7 * >7;Kft(lb) 7W#«E>tU 
SEKty t>T;Kft(ia) C7;^-;H ( 4 ) &fcfc$Ttft{£<t& 

% ( 1 c) #f§b*l*o 

::t*, ffc£® (2) t^;i/7t-^^7^ K (3) irORCEti. ii^©^T 
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^ft(la) tTJl-D-Jim ( 4 ) fcfcglfrli. h 'J 7i-A-7t^7 -f > t 

Jl-D-JlZXJUy t yWt3.Z ; rMtLtz&, mm^Ti VOTJlfi 'J£M&i£ 

tits, zzr-mnt Lxm^ttZT i ( 2) i*. 7*-^^; 

R b -Ar l -Z- $*AU - Fnl^T $ y 2H-S7c1"5 C blZ& 0#5 - 

-5 o 



Ra j^ AN jy-NH(CH 2 ) 2 NH-Ar , -R b r* A V-N N— Ar 1 — R b 




x S0 2 -Ar 2 x S0 2 -Ar 2 
(Id) ( 1 e) 



(iCK A, A r \ A r \ R a „ R b &i:tfR c (iffiSB t M b) 
fb£t) (Id) (Ct+-!f'J;U^n 'J K£5l££itfttt\ ZtfiV*? *Jy*J*y 
»it£^rr*{b£tt (1 e) #ffb*l5 0 

^ft^Xft'Oi;^ g*!;ft££Mi&ftffl % ftHPffiftffl£M#tfff oT&O, 



1 0 



f 

WO 99/50237 PCT/JP99/01621 

*mw(DZ)i7 1 >r i en £fs-?zmm&. in, ^mn^-r 
no^m^x^x^^ir^zt^^xh^, &momw. m^\mn, mn 

ft&m. mm. imm. w®. ®.mm®mm^w®znz>fe&$: 
-iKW^^Acfc^T, x;^t>7; (l) tit 

3 - 1 , 0 0 Omg/B, $?£ L< li 1 0 - 5 0 0 mg/B 0 , 1 B 

mmm 
mm i 

N- [2 - (4-?DD7x; + '/) xf;b] - o--7x-U>^T^> 

2 - (4-?dd7x; * is 3. 9 J -Jl) 30gt h 'J 7i-W^7^ >45.5g 
tOf h7h Kn 7 7 >^^100 (;Eg^{bK^57. 7g©f" h y t F'D77>g 
ffi50jn£*3!K^a*fT80^^»j-r»TLfco ofcgU 1 MIS 

iglfc 0 :®«):9i:ltll^ftfcitttt* Hbx>200 m6 i:jgfrU-7x- 
U ~ >51.92g£to;U6B#IBto&Si!&Lfco MST&aflLfcSL Sl&ffiti 
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7A^D7F777^ - (®&®m ; ^*-*>-ffl*xf-;u = 5 : 1) -CflMBL 
Kiif A-^^f >^ t»S^ ff B B Lafee B B B t LTBW»30.7g£®fc o 

Up. : 95-97°C 

■H-NMR (270MHz. CDCi 3 )<5: 
7.23 (2H. d. J=8. 91Hz) . 6.85 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.81 (lH.m) , 
6.73 (3H.ni) . 4.17 (2H, t. J=4. 94Hz) . 3.50 (2H. t, J=4. 94Hz) 

mmm 1 

N- [2- (4 - ?DD7iy + -» xf/l/] -N' - (A - 9 uuKy^yx 

##0fll<D£j£fD3O.7g£e»J ^ >100 ml C&8?U *fcfl|#T4 -?no^ 
>-t'>Xi7t-A-?D'J K^30^^i^TSnx./c^ gfiT'30£S#Lfc o 
Of'J ^>^«JE®*UA:SaH300 nl Oft»if-^*Snx.TS^ U 2 

h 'j drifts ussteSibfco -HfeSc^urf#^ti/cl§ H a B ^i^i?xf-A- — . 

+•9- >t!)>^TO h b h bB W8I46. 8g£6eLMH t ttf/co 

Mp. : 142- 143°C 

'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5: 

7.67 (2H.d. J=8.91Hz) , 7.39 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7.24 (2H. d. J=8. 91Hz) , 

7.15 (lH.m) , 6.86 (2H. d, J=8. 91Hz) , 6.80 (1H, d, J=7. 92Hz) , 

6.56 (2H.ni) , 6.17 (lH.brs) , 4.09 (2H. t. J=5. 28Hz) , 

3.49 (2H. t, J=5.28Hz) 
fgffiffl 2 

N- ( 4 - 7 n n<y-ifyx)l7 + —40 -N- (2-y/W;;if^l/) 
-N' - [2- (4-?dd7i;+-» if;H - o-7i-b^7;> 

^51^1 1 ©£Mll0.71g, h 'J 7 i-i*X7 ^ >9. 63g. iS/*J\,TiJ3- 
5> J 27g£x h 7 t Kd 7 5 >60»tf(::$gJB U ?|c?W7^^ V 7° a t';i 
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y-;b = 10: 1) T-mSL^m, x--r;b — ^ + -t>^bS^ B B a LSe^7.42g 
Hp. : 99°C 

'H-NMR (270MHz, CDCi 3 )<5: 
7.65 (2H,d, J=8.58Hz) , 7.41 (2H, d, J=8. 58Hz) , 7.25 (2H, d. J=8. 91Hz) , 
7.18 C 1H, m) , 6.87 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.72 (1H, d. J=8. 25Hz) , 

6.47 (2H,m) , 5.78 (lH.brs) , 4.08 (3H.m) , 3.51 (2H,m) , 
3.12 (lH.m) , 2.42 (lH.m) , 2.22 UH.nO , 2.20 (6H. s) 

H»J3 

N - (4-^OD/<>^>7,^7t-^) -N- (2-^yf;t-7;;xf;l) 
-N' - [2 - (4-?DD7xy+'» if - o- 7i-l^>';7; > - 

i / 2 m^mm 

^£&zmr>ti 0 §st-4 bfbIe^l/c^, ffiE.&ftTsmm&mi, arc® 

34. 3g£fifei&B B B<!: LT»fc, 
Mp. : 84-86°C 
1 H-NMR(270MHz, DMS0-d 6 )<5 : 

7.72 (2H,d. J=8.58Hz) , 7.62 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.36 (2H, d. J=8. 91Hz) . 

7.18 (lH.m) . 7.00 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.78 (1H. d. J=8. 24Hz) , 

6.48 (2H.m) . 4.18 (lH.s) , 4.10 (2H. t. J=5. 28Hz) . 4.00 (lH.m) . 
3.46 (2H, t. J=5.28Hz) , 3.18 (lH.m) . 2.35 (lH.m) , 2. 22C1H. m. 1H), 

1 3 
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2. 18 (6H.s) 

mm 2 c tf 3 T ;i> ^ - * tgiS $ -ttTJ£lT©fl;£^£f#^o 



N- [2- (2-7-yxht'» xfA] -N- (4-?DD^>if>^^ 
-N' - [2 - (4-?no7xy*'» x^;t/] - o-7x-U>^ 

1 H-NMR (270MHz, CDC£ 3 )<5: 
7.64 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.43 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.23 (2H, d. J=8. 90Hz) , 
7.16-7.19 (1H.id) , 6.87 (2H, d, J=8. 91Hz) , 6.76 (1H, d. J=8. 24Hz) , 
6.52 (1H, t. J=7.26Hz) , 6.41 (1H, d, J=7. 92Hz) ,5.16 (lH.br) , 
4.00-4.13 (2H,m) , 3.56 (2H, q, J=5. 61Hz) , 3.26-3.47 (5H,m) . 
2.74 (2H, t..J=5.28Hz) 

i 

H»i5 

N- (4-?DD^>Hf>x;l/7t^) -N- [2- (2->J *1-)IT IJ) 
x^^;l] -N' - [2- (4 - ?dd7x; + -» xf^] - o-7x 

— u y-JT i y 

'H-NMR(270MHz. CDC£ 3 )<5: 

7.34 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.26 (4H. s) , 6.84 (2H. d, J=8. 9lHz) . 

6.59 (lH, t, J=7.58Hz) , 6.49 (lH, d, J=7. 92Hz) , 6.38 (lH, t, J=7. 59Hz) . 

4.07 OH.brt, J=5.28Hz) , 4.07 (2H. t, J=5. 3lHz) , 3.64-3.68 (4H.br) . 

3. 49-3. 51 (2H.id) , 3.23 (6H,s) , 3.18-3.22 (3H.m) 
H»J6 

N- (4-^oa^>t">X^7t-^) -N- ( 3 -T * J 7*n t'A) -N' 

- [2 - (4-?DD7x; + i/) x^;u] - 0 - 7i-i/>^7 - y 
'H-NMR (270MHz. CDCf ,) 6 : 

7.58 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.42 (2H. d. J=8. 58Hz) . 7.22 (2H. d, J=9. 23Hz) , 
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7.18 (1H, t. J=8.58Hz) , 6.84 (2H. d. J=9. 24Hz) , 6.74 OH, d. J=7. 26Hz) . 
6.48 (1H, t. J=7.58Hz) , 6.28 (1H. d. J=7. 92Hz) , 5.04 (1H. t. J=5. 94Hz) , 

4.08 (2H. t, J=5. 62Hz) , 3.74-3.80 (lH.m) , 3.54 (2H, q. J=5. 62Hz) , 
3.02-3.08 (lH.m) , 2.86 (2H. t. J=7. 26Hz) 

N- (4-7-;^f;b) -N- (4-^DD<>if>^7ta) -N' - 
[2- (4-?nD7iy+i/) xf-;lO - o-7x-b>^7-> 
'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5: 
7.59 (2H, d, J=8. 58Hz) , 7.41 (2H, d. J=8. 58Hz) . 7.22 (2H. d. J=9. 23Hz) . 

7.19 (1H. t. J=7.26Hz) , 6.85 (2H, d. J=9. 24Hz) , 6.75 (1H. d, J=7. 26Hz) , 
6.48 (lH.t.J=6.26Hz) , 6.27 (1H. d. J=7. 92Hz) , 5.06 (1H. t, J=6. 27Hz) , 

4.09 (2H. t, J=5. 61Hz) , 3.58-3.80 (lH.m) , 
3.55 (2H.q. J=5.6, 5.94Hz) , 3.03-3.08 (lH.m) , 

2.86 (2H. t. J=7. 26Hz) , 1.63-1.65 (2H.m) , 1.26-1.45 (3H.m) 

N- ( 4 - ? a a <y y XA 7 t -N- [2 - ( 1 - t°o 'J V J ) xf 
)l] -N' - [2- (4-?DD7iy+i/) xf;b] - o-7i-b>i/7; 
> 

'H-NMR (270MHz. CK£ 3 )6: 
7.65 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.41 (2H. d. J=8. 25Hz) , 7.24 (2H. d. J=9. 56Hz) . 
7.18 (1H. t. J=6.6Hz) , 6.86 (2H. d, J=8. 91Hz) , 6.73 (1H. d. J=7. 92Hz) , 
6.42-6.50 (2H.in) , 5.71 (lH.brs) , 4.00-4.13 (2H. m) , 
3.10-3.19 (lH.m) , 2.52-2.66 (3H.m) , 2.26-2.37 (3H.m) , 
1.71 (4H, brs) 

mmm 9 

N- (4 -?aa<yHyx)l7 - N - ( 2 - b Kd + i/xf;l/) -N' 
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- [2 - (4-?aa7xy*i/) if A] - o- 7x^^^7;> 

'H-NMR(270MHz, CDCi 3 )d: 
7. 64 (2H, d, J=8. 58Hz) , 7. 45 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7. 24 (2H, d, J=9. 24Hz) , 
7.18-7.23 UH.m) , 6.88 (2H, d. J=9. 24Hz) , 6.82-6.86 (lH.m) , 
6.61 (lH.t.J=7.59Hz) , 6.32 (1H. d. J=7. 91Hz) , 4.11-4.19 (4H.m) , 
3.64-3.69 (lH,m) , 3.55 (lH.br) . 3.31-3.39 (lH.m) , 
3.07-3.20 (2H.m) 

mmm 1 o 

N- (4 -^nDAj>Hf>x;i/7t-^) -N- [3- (4-f;^;l/) 7n t* 
Jl] -N' - [2- (4-^DD7 1 ; + -» xf;l] - o-7x-b>^7- 
> 

'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )<5: 
8.40 (2H. d, J=5. 94Hz) , 7.58 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.43 (2H, d. J=8. 58Hz) , 
7.20 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7. 18-7. 20 (1H. m) , 6.94 (1H, d. J=5. 94Hz) , 
6.80 (2H.d.J=9.24Hz) , 6.53 (1H, t, J=7. 26Hz) , 6.30 (1H. d. J=7. 58Hz) , 
5.14 (1H. t, J=5.94Hz) , 4.08-4.16 (3H,m) , 3.80-3.90 (lH,m) , 
3.57 (2H, q. J=4. 39, 5. 6Hz) , 3.06-3.08 (lH.m) , 2.53-2.69 (2H.m) , 
1.65-1.81 (2H.m) 

mmmi 1 

N- (2-7-;ifii) -N- h + ->^>-tf->x;i7^-;i.) -N' 

- [2 - (4-?dd7x;+-/) x^;U] -o-!7x-U>2>T$> 

'H-NMR (270MHz. CDCi»)5: 
7.62 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7.23 (2H. d. J=8. 90Hz) , 7.17 (1H, t. J=7. 58Hz) , 
6.93 (2H. d. J=8. 90Hz) , 6.87 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.75 (1H. d. J=8. 24Hz) , 
6.51 UH.t. J=7.26Hz) , 6.34 (1H. d. J=7. 59Hz) , 4.14 (2H, t, J=5. 81Hz) , 
3.89-3.97 (lH.m) , 3.86 (3H,s) , 3.56 (2H. t. J=5. 28Hz) , 

1 6 
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3.05-3.13 (lH.m) , 2.70-2.77 (lH.m) , 2.59-2.69 (lH.m) 

mmm 1 2 

N- (4-^nD^>-tf>X^7t-A) -N- [3- (2-t°'J^;t/) xf-A] 
- N' - [2 - (4-?nD7W+^) xf;H - o-7i-l/>^7; > 
'H-NMR (270MHz, CDC ^ 3 ) <5 : 
8.42-8.44 (lH.m) , 7.61 (2H, d. J=8. 58Hz) , 7.50 (1H. t. J=7. 98Hz) , 
7.41 (2H, d. J=8. 58Hz) , 7.20 (2H. d. J=9. 24Hz) , 7.15-7.18 (lH.n) , 
7.00-7.09 (2H,m) , 6.83 (2H, d, J=9. 24Hz) , 6.75 (1H, d. J=8. 25Hz) , 
6.50 (1H. t. J=7.75Hz) , 6.40 (1H. d, J=7. 92Hz) , 5.30 (1H. t. J=5. 94Hz) , 
4.20-4.31 (lH,m) , 4.08 (2H, t. J=5. 61Hz) , 3.55 (2H, q. J=5. 60Hz) , 
2.91-3.02 (1H,ib) , 2.76-2.86 (lH.m) 

%mm 1 3 

N- (5-T^y^>^A) -N- (4-?aD<>if'>^j|/7t-^) -N' 
- [2 - (4-^an7x;+^) if^] -o-7x-U y 'JT I > 
'H-NMR (270MHz, CDC£ 3 )5: 
7.59 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.41 (2H. d, J=8. 58Hz) , 7.22 (2H. d. J=9. 23Hz) , 
7.18 (1H, t, J=8.58Hz) , 6.84 (2H, d, J=9. 24Hz) , 6.75 (1H, d, J=7. 26Hz) , 
6.48 (1H, t, J=7.59Hz) , 6.27 (1H, d. J=7. 92Hz) , 5.06 (1H, t. J=5. 94Hz) , 
4.09 (2H. t, J=5.61Hz) , 3.72-3.80 (lH.ra) , 3.55 (2H, q. J=5. 60Hz) , 
3.03-3.08 (lH.m) , 2.86 (2H. t. J=7. 26Hz) , 1.63-1.65 (2H.m) , 
1.26-1.45 (4H.m) 

mmm 1 4 

N- (I - >?vu<yMyx)iy -N- [2- ( 2 - ->t y - 3 - y f 

)17~7-~JJ) x h + i/xf;H -N' - [2 - (4-?DD7xy + i/) if 
ji] - o- 7x-i/> : Jt ^ y 

'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )<5 : 
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7.60 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.43 (2H. d, J=8. 58Hz) , 7.25 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
7.17-7. 22 (lH.m) , 6.86 (2H, d. J=9. 24Hz) , 6.76 (1H. d. J=7. 25Hz) . 
6.54 (1H. t. J=7.26Hz) , 6.42 (1H, d, J=7. 92Hz) , 5.82 (lH.brs) , 
5.74 (lH.brs) . 5.06 (1H, t, J=5. 94Hz) , 4.01-4.16 (4H.m) , 
3.25-3.55 (8H,m) , 2.82 (3H. d. J=4. 95Hz) . 2.79-2.87 (2H.m) 

mmm 1 5 

N- ( 4 - ? uuKy-g yzjly t—jl) -N- [2- (2-lx^'J^y) x^- 
>l] ~N' - [2- (4-^oD7x;+^) ifil] - o- 7x-l>^7; 
> 

'H-NMR (270MHz, CDCi 3 )5: 
7.77-7.85 (lH.in) , 7.62 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7.55 (1H. t. J=4.29Hz) . 
7.50-7.54 (2H.m) , 7.30-7.46 (2H,m) , 7.12-7.30 (3H,m) , 
6.86 (2H. d. J=5. 28Hz) , 6.75 (1H, d. J=8. 24Hz) , 6.51 (1H. d, J=15. 18Hz) , 
6.31 (lH.t.J=6.59Hz) , 5.15 (1H. t. J=5. 94Hz) , 4.13 (2H, q. J=5. 28Hz) , 
3.83-3.98 (lH.m) , 3.54 (2H, q. J=5. 94Hz) , 3.09-3.17 (lH.m), 
2.93-2.98 (lH.m) . 2.42-2.52 (2H.m) , 1.16-1.83 (8H.m) , 
0.90-1.03 (lH.ni) 

mmm 1 6 

N- (4-?DD^>t*>^7*-A) -N- [2- ( 2 -x h^ri/tJ-y- >J 

)ITU) xhti/xf;!/] -N' - [2- (4-^DD7i;+-» xf;l] 

- o-7ixb>^7 ^ y 

'H-NMR (270MHz, CDCi 3 )<5: 

7.64 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.46-7.56 (lH.m) , 7.44 (2H. d. J=8. 58Hz) , 

7.24 (2H,d, J=8.90Hz) , 7.16-7.19 (2H.m) , 7.87 (2H, d, J=8. 91Hz) , 

6.75-6.79 (2H.m) , 6.53 (1H. t. J=7. 59Hz) , 6.40 (1H. d. J=7. 92Hz) . 

5.10-5.14 (lH.m) , 4.38 (2H. q. J=5. 16Hz) , 4.02-4.14 (4H,m) , 
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3.53-3.59 (2H.m) , 3.40-3.48 (4H,m) , 3.26-3.33 (2H.m) 

mmm \ 7 

N- ( 4 - {? a □A;>-tf>X>'U7 * — Jl) -N- [2- ( 2 - -> 9 

U K) xh + i/xf-;u] -N' - [2 - (4-^oD7x;+i/) x^;u] - 

0-7x-l/>^7;> 

'H-NMR (270MHz, CDC£ 3 )<5: 
7.61 (2H,d, J=8.25Hz) , 7.42 (2H. d, J=8. 25Hz) , 7.16-7.26 (4H.m) , 
6.85 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.43-6.78 (2H.m) , 5.02-5.16 (lH.m) . 
4.04-4.12 (2H.m) , 3.27-3.57 (6H.m) , 1.25-1.87 (lOH.m) 

nmm 1 8 

N- (4 - ^nnA;>-tr'>x;U7 tx;b) -N- ( 2 - 77--^ x h^^x^f 
)l) -N' - [2- (4-?no7x^i/) Xf;H - 0 - 7x-^^7; 
> 

'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )(5 : 
7.78 (2H,d. J=8.90Hz) , 7.72 (2H, d, J=8. 90Hz) , 7.41 (2H. d, J=9. 24Hz) , 
7.21-7.27 (lH.m) , 7.03 (2H, d, J=8. 91Hz) , 6.87 (1H, d, J=8. 24Hz) , 
6.56 (2H.d. J=3.30Hz) , 4.14-4.18 (2H.m) , 3.56 (2H, brt. J=12. 86Hz) , 
3.45-3.49 (2H,m) , 3.28 (lH.br) 

mmm 1 9 

N- (2-7'ntif;l/) -N- ( 4 - t u a^y-b'y^jiy * x;U) -N' - 
[2 - (4-?od'7x J - o-7x^l/>^7;> 

'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5: 

7.64 (2H. d. J=8.58Hz) , 7.44 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.24 (2H. d. J=8. 57Hz) , 

7.21 (1H. t. J=8.58Hz) , 6.86 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.62 (1H. d. J=8. 24Hz) , 

6.53 (1H. t.J=7.92Hz) , 6.45 OH, d, J=7. 92Hz) , 

5.05 (1H. brt, J=5.94, 5. 61Hz) , 4.14-4.22 (lH.m) , 
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4.13 (2H. t. J=5.94Hz) , 3.55 (2H, q. J=5. 93Hz) , 3.26-3.52 (3H.m) 

mmm 2 0 

N- [2 - (4-?od7i;+>/) -N' - [2 - ( 4 - ? o a 7 x 

jl^a] -N' - (4 - ?DD<>f -o-7x.=-u 

'H-NMR (270MHz, CDC£ 3 )5: 
7.67 (2H. dm, J=8. 6Hz) , 7.44 (2H, dm, J=8. 6Hz) , 7.23 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 

7.21 (1H, td, J=7.9, 1.7Hz) ,7.11 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 
6.78 (lH.dd, J=7.6, 1.3Hz) , 6.76 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 
6.62 (2H. dm, J=8. 9Hz) , 6.55 (1H. td, J=7. 6, 1.3Hz) , 
6.44 (lH.dd. J=7.9, 1.7Hz) , 5.0-5.4 (lH.br) . 
4.24 (lH.dt, J=13.9, 6.2Hz) , 3.82-3.98 (4H,m) , 
3.52 (lH.dt, J=13.9, 4.9Hz), 3.37-3.46 (2H, m) 

btz 0 

ummz 1 

N- [2 - (2-T~ y) xft->xf;H -N- (1 -7'^>X^7t-^) 
-N' - [2 - (4-?no) 7x/ + i/xH] - 0-7 ±-U>VT i > 
'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5: 

7.22 (2H. d, J=8. 4Hz) , 7.14 (1H, d, J=7. 59Hz) , 6.84 (2H, d, J=8. 91Hz) , 
6.78 (lH.d, J=7.91Hz) , 6.71 (1H, t, J=7. 92Hz) , 

5.18 (lH.brt, J=5.94Hz) , 4.11 (2H. t, J=5. 61Hz) , 
3.87 (1H, tt,J=5. 61,5.60Hz) , 3.54-3.68 (3H,m) , 3.39-3.47 (4H.m) , 
3.04-3.19 (2H.m) . 2.79 (2H. t, J=4. 94Hz) , 1.77-1.89 (2H.m) , 
1.58 (2H,m) , 1.35-1.48 (2H.m) , 0.92 (3H, t. J=7. 59Hz) 

%mm 2 2 

2 0 
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N- [2- {2-71J) -N- -N' 

- [2- 7x;+i/ifA] - o-7x- U >^T ^ > 

'H-NMR (270MHz, CDC£ 3 )<5 : 

7.22 (2H,d. J=8.9Hz) , 7.19-7.22 (lH.m) , 7.15 (1H. d. J=7. 92Hz) . 

6.84 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.79 (1H, t, J=6. 93Hz) , 

5.14 (IH.brt, J=5.94Hz) , 4.11 (2H, t, J=5. 61Hz) , 3.70-3.79 (2H.m) , 
3.58 (2H.q. J=5.94Hz) , 3.41-3.49 (2H.m) . 3.02 (3H.s) , 
2.81 (2H. t. J=5.30Hz) 

mmm 2 3 

N- [2 - (2-T^y) ih + i/i^H -N- (1 -inxA7t-A) 
-N' - [2 - (4-?OD7i;^-» Xf-A] - o-7i-b>^7;> 
'H-NMR (270MHz. CDCii)<S: 

7.21 (2H.d. J=8. 91Hz) . 7.15-7.19 (lH.m) , 6.84 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
5.12 (IH.brt) , 4.13 (2H. t, J=5. 61Hz) , 3.81-3.90 (lH.m) , 
3.58-3.71 (5H,m) , 3.45-3.49 (2H.m) , 3.12 (2H, q. J=7. 26Hz) , 
3.00-3.05 (2H.m) , 1.35 (3H, t. J=7. 59Hz) 

mmm 2 4 

N- [2 - (2-7;;) x h + i/xf-;i/] -N- ( 1 -7D^>^7 t-A) 
-N' - [2 - (4-?on7i; + -/) xf-;U] - o-7x-U>^T*> 
'H-NMR(270MHz. CDC 4 3) 5 : 

7.22 (2H,d, J=8.90Hz) , 7.15 (1H, d. J=7. 92Hz) , 6.84 (2H. d. J=9. 24Hz) , 
6.77 (lH.d. J=8.24Hz) , 6.70 (1H, t, J=7. 59Hz) , 

5.18 (IH.brt. J=5.94Hz) . 4.12 (2H. t. J=5. 61Hz) . 3.72-3.89 (lH.m) . 
3.63-3.69 (lH.m) , 3.54-3.60 (2H.m) , 3.39-3.47 (3H.m) , 
3.10 (1H. t.J=7.26Hz) , 3.12 (1H. t. J=8. 9Hz) , 2.79 (2H. t. J=5. 28Hz) , 
1.82-1.96 (2H.m) . 1.49 (2H.brs) . 1.02 (3H. t. J=7. 26Hz) 
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mmm 2 5 

N - ['2- (2-T>7) xh*S/x^;H -N- (2-?n,<yx)i7 t ->i) 
-N' - [2 - (4-?ao7x; + ^) X-J-Jl] - o-7x-l>^7-> 
' H-NMR (270MHz. CDCi 3 )5: 
7.22 (2H, d. J=8. 90Hz) , 7.16 (1H. d, J=7. 92Hz) , 6.85 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
6.78 (lH,d,J=8.24Hz) , 6.71 (1H, t. J=7. 43Hz) , 5.22 OH, t. J=5. 94Hz) , 
4.13 (1H. t. J=5.61Hz) , 3.96-4.06 OH,m) , 3.57 (2H, q. J=5. 61Hz) , 
3.35-3.50 (4H.m) , 2.81 (2H. t. J=4. 94Hz) , 2.34 (2H.br) , 
1.40 (6H. dd. J=6. 59Hz) 

mmm 2 6 

N- [2 - (2-7;y) xh + i/if^] -N- ( 1 -t^>Xi7t-;0 

-N' - [2 - (4-^DD7xy+-» ZL^JI] -o-7x-l/>i?7;> 

'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )<5: 
7.22 (2H. d. J=8. 9Hz) .7.14 (1H. d. J=7. 92Hz) , 6.84 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
6.75 (lH.d. J=8.24Hz) , 6.70 (1H, t, J=7. 92Hz) , 5.18 (1H. t. J=5. 94Hz) , 
4.11 (2H. t. J=5.61Hz) , 3.82-3.92 (lH.m) , 3.54-3.69 (3H,m) , 
3.37-3.47 (3H,m) , 3.06-3.18 (2H, m) . 2.79 (2H. t. J=4. 95, 5.28Hz) , 
1.78-1.89 (2H.m) , 1.25-1.40 ClOH.m) . 0.87 (3H. t. J=6. 6Hz) 

£MM 2 7 

N- [2 - (2-7= y) ih + ^xfA] -N- (l -s<y ? y^Ji? *-AO 
-N' - [2 - (4-^no7xy+i/) xf-;H -o-7xxb>^y;> 
'H-NMR (270MHz. CDC4>)$ : 

7.22 (2H, d. J=8. 90Hz) , 7.14 (1H, d. J=7. 75Hz) , 6.84 (2H, d. J=8. 91Hz) . 

6.78 (lH.d, J=8.24Hz) , 6.70 (1H, t, J=7. 59Hz) , 

5.18 OH.brt, J=5.94Hz) ,4.11 (2H. t, J=5. 61Hz) , 3.82-3.89 OH. m) , 
3.54-3.71 (3H.m) , 3.39-3.47 (4H.nO , 3.08-3.15 (2H.m) , 
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2.79 (2H, t. J=5.28Hz) , 1.79-1.87 (2H.m) , 1.55 (2H, br) . 
1.31-1.38 (3H,m) , 0.89 (3H. t. J=7. 92Hz) 

mmm 2 8 

N- [2 - (2-Ti J) + -N- (1 -^f>^7t-A) 

-N' - [2 - (4-?OD7xy+-» xf-;l/] -o-7x-U>-^7;> 
'H-NMR^OMHz, CDC £ 3)5 : 
7.20 (2H, d. J=7. 58Hz) , 7.14 OH. d. J=7. 75Hz) , 6.84 (2H. d. J=8. 90Hz) , 
6.75 (lH.d. J=8.24Hz) , 6.68 (1H. t. J=7. 52Hz) , 5.18 (1H. t. J=5. 90Hz) . 
4.11 (2H. t, J=5. 60Hz) , 3.80-3.92 (lH.m) , 3.54-3.68 (3H.ra) , 
3.39-3.46 (4H,m) , 3.08-3.15 (2H.m) , 2.79 (2H, t, J=5. 28Hz) , 
1.79-1.89 (2H.m) , 1.22-1.42 (7H) , 0.88 (3H. t, J=6. 93Hz) 

mmm 29 

N- [2 - (2-7i;) x h + i'xf;!/] -N- ( 1 -^7°$ >XA7 t-Jl) 
-N' - [2 - (4-?DD7i;*i/) xf^] - o-7 x-U>9T i > 
'H-NMR (270MHz, CDCi 3 )<5: 
7.20 (2H. d, J=7. 59Hz) , 7.14 (1H. d, J=7. 75Hz) , 6. 8* (2H. d, J=8. 91Hz) , 
6.75 (lH.d. J=8.24Hz) , 6.70 (1H. t, J=7. 51Hz) , 5.18 (1H. t. J=5. 94Hz) , 
4.11 (2H. t. J=5.61Hz) , 3.82-3.92 (lH.m) , 3.54-3. 62 (3H.m) . 
3.39-3.47 (4H,m) , 3.06-3.18 (2H,m) , 2.79 (2H, t. J=5. 28Hz) , 
1.78-1.89 (2H,m) , 1.20-1.42 (9H.m) 0.87 (3H. t. J=7. 26Hz) 

mmm 3 0 

N- [2- (-^^W;7) xf^] -N-x^ >X;i/7 t-;l-N' - [2 
- (4-?OD7x7+i/) xf;l/] - o-7xX^-?7; 
'H-NMR(270MHz, DMSO-de) 6 : 
10.75 (1H, br) , 7.54-7.65 (2H, m) , 7.32 (2H, d. J=9. 24Hz) , 
7.28-7.33 (lH.m) , 7.22 (1H. t. J=8. 24Hz) , 6.97 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
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6.85 (lH.d. J=8.58Hz) , 6.67 (1H. t. J=7. 59Hz) , 4.06-4.14 (2H,m) , 
4.02 (2H. q. J=7. 59Hz) , 3.76-3.83 (lH.m) , 3.54 (2H, t, J=5. 28Hz) , 
3.26-3.35 (2H.n) , 3.09 (2H, brs) , 2.72 (6H, d, J=9. 24Hz) . 
1.23 (3H. t. J=7.59Hz) 

mmm 3 1 

N- [2- (iS/^JlTi J) x^;U] -N - (1 - 7** y^Jl-7 -N' 
- [2 - (4-?on7 X y*-» xf-;i/] - 0 -7i-i/>^7i yiMMOk 
'H-NMR (270MHz. DMS0-d 6 )<5: 
10.20 (1H, br) , 7.32 (2H, d, J=8. 58Hz) , 7.29-7.33 (lH.m) , 
-7.22 (1H, t. J=8.24Hz) , 6.97 (2H, d. J=8. 91Hz) , 6.84 (1H. d, J=8. 25Hz) , 
6.67 (1H. t. J=7.26Hz) ,4.11 (2H. t. J=5. 61Hz) , 4.00-4.05 (lH.m) , 
3.70-3.75 (lH.m) , 3.53 (2H. t,.J=5. 94Hz) , 3.24-3.55 (2H,ni) , 
3.06 (2H.br) , 2.73 (6H, d. J=13.-20Hz) 

mmm z 2 

N- [2 - jt ? A,T i J ) xf-Jt,] -N- ( 1 — ^-^yxJly t-Jl) - 
N' - [2- (4 - ?qa7xy+-» xf-;U] - o-7x-U>^Ti >iffll 

ffer 

'H-NMR (270MHz. DMS0-d 6 )S: 
10.24 (1H, br) , 7.32 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.29-7.32 (lH.m) , 
7.22 (1H, t.J=8.24Hz) , 6.97 (2H. d, J=8. 91Hz) . 6.84 (lH.d. J=8.24Hz) . 
6.67 (1H, t, J=7.58Hz) , 4.10 (2H. t. J=5. 61Hz) , 3.74-3.80 (lH.m) , 
3.51-3.55 (2H,m) , 3.24-3.53 (2H.ra) , 3.06 (2H, brs) , 
2.73 (6H.d. J=12.21Hz) , 1.63-1.65 (2H.m) , 0.84 (2H, t. J=6. 27Hz) 

nmrn 3 3 

N- [2- (2-7;;) x]^^xf;i] -N-^>t'>XA-7^;t-N' 
- [2 - (4-?ac>7xy*->) xf;l/] -o-7i-b>;7; y 

2 4 
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1 H-NMR (270MHz. CK£ 3 )6: 
7.72 (2H. d. J=7. 59Hz) , 7.58 (1H. t. J=7. 26Hz) , 7.46 (2H, t. J=7. 92Hz) , 
7.23 (2H. d. J=8. 57Hz) , 7.17 (1H. t. J=8. 25Hz) , 6.87 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
6.76 (lH.d, J=8.24Hz) , 6.49 (1H, t, J=7. 59Hz) , 6.38 (1H. d. J=7. 92Hz) , 
5.19 (1H. t, J=5.94Hz) ,4.11 (2H, t. J=5. 94Hz) , 4.02-4.11 (lH.m) , 
3.56 (2H. q. J=5. 94Hz) , 3. 24-3. 50 (4H.m) , 2.71 (2H. t. J=5. 28Hz) 

mmm 3 4 

N- [2- (^>f^7;y) x^;H -N-o-eyzji? — N' - 

[2 - (4-?DD7i; + i/) X^;U] - o- 7i-b>-;7; >&fifct& 
'H-NMR (270MHz, DMS0-d.)5: 
10.69 (1H, brs) , 7.74 (2H. d. J=7. 92Hz) , 7.73-7.76 (lH.m) , 
7.34 (2H.d, J=8.91Hz) , 7.16 (1H. t. J=7. 26Hz) , 7.00 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
6.82 (lH.d, J=7.59Hz) , 6.43 (1H, t. J=7. 26Hz) , 6.24 (1H. d. J=7. 92Hz) , 
4.30-4.35 (lH.m) , 4.12 (2H, t. J=5. 61Hz) , 3.44-3.55 (3H.m) , 
3.10 (2H.brs) , 2.76 (6H, dd. J=12. 21. 3. 3Hz) 

nmm 3 5 

N- [2- (2-T;y) iFti/i^] -N- (p-MI/i>Xi7t^A) 

-N' - [2- (4 - ?QD7i;+i/) xf A] - o-7x-l/>^7; > 

'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5: 
7. 59 (2H. d. J=8. 25Hz) , 7. 24 (2H. d. J=8. 9Hz) , 7. 22 (2H. d. J=6. 59Hz) , 
6.87 (2H.d. J=8.91Hz) . 6.75 (1H. d. J=7. 25Hz) . 6.50 (1H. t. J=7. 92Hz) . 
6.40 (lH.d, J=7.92Hz) , 5.19 OH. brs) .4.11 (1H, t, J=5. 28Hz) , 
4.02-4.09 UH.m) , 3.56 (2H. q. J=5. 28Hz) , 3.21-3.47 (3H.m) , 
2.74 (2H. t, J=4. 95, 4. 85Hz) , 2.41 (3H. s) 

IM 3 6 

N- [2 - OS/^JlT I J) 3.1- Jl] -N- (p - h;l/x>x^7 - 
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N' - [2 - (4-?oo7xy*i/) xf;b] - o-7x-U>i?T$ 

*tm 

'H-NMR(270MHz, DMS0-d,)d: 
10.22 (lH.br) , 7.61 (2H, d, J=8. 25Hz) , 7.42 (1H. d. J=8. 25Hz) , 
7.34 (2H,d. J=9.24Hz) ,7.16 (1H. t. J=7. 26Hz) , 6.99 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
6.82 (lH.d. J=7.92Hz) , 6.44 (1H, t, J=7. 25Hz) , 6.25 (1H, d. J=6. 60Hz) , 
4.23-4.30 (lH.m) , 4.11 (2H, t. J=5. 61Hz) , 3.41-3.53 (3H,m) , 
3.16 (3H.s) , 3.06 (2H, brs) , 2.63 (6H. d, J=17. 16Hz) 

mmm 3 7 

N- [2 - (2-7;y) i^->xf)H - N - (l-t7H>X^7t- 
Jl) -N' - [2 - (4-?DD7i/+i/) xf^l/j - o-7i-b>^7; 
> 

1 H-NMR(270MHz, CDCi 3 )<5: 
8.64-8.69 (lH.m) , 7.99-8.08 (2H.m) , 7.88-7.91 (lH.m) , 
7.52-7.55 (2H,m) , 7.52 (1H. t. J=4. 29Hz) , 7.23 (2H. d, J=8. 90Hz) , 
7.11 (1H, t.J=6.93Hz) , 6.76 (2H. d. J=8. 90Hz) , 6.69 (1H. d. J=7. 59Hz) , 
6.60 (lH.d. J=7.58Hz) , 6.44 (1H, t. J=7. 59Hz) , 4.85 (1H. t, J=6. 27Hz) , 
4.10-4.19 (lH.m) , 3.74-3.86 (lH.m) , 3.66-3.72 (lH.m) , 
3.41-3.56 (3H.ra) , 3.29 (2H. t. J=4. 95Hz) , 3.14-3.23 (lH.s) , 
2.66 (2H. t.J=4.94Hz) 

Hi 3 8 

N- [2 - (9 J ^ JIT i J) xf;H -N- ( 1 U y*)l7 t-Jl) 

-N' - [2- (4-?DD7x7ti/) x^;b] - o - 7 x - b > ; JT I yi* 

'H-NMR (270MHz, DMS0-d 6 )<5: 
10.95 (1H. brs) . 8.33 (2H, t. J=9. 57Hz) , 8.12 (2H, t, J=7. 58Hz) , 

2 6 
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7.49-7.67 (4H.m) , 7.35 C2H. d. J=8. 91Hz) , 7.12 (1H. t. J=8. 58Hz) , 
6.95 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.77 (1H. d. J=8. 24Hz) , 6.29-6.79 (2H,m) , 
4.22-4.33 (lH.m) , 3.88-3.96 (lH.m) , 3.41-3.48 (Mm) . 
3.31-3.39 (lH.m) , 3.14 (2H. brs) , 2.74 (6H, dd. J=2. 97, 10.23Hz) 

nmm 3 9 

N- C2 - (2-TiJ) ih + i/xfA] -N- (4-> h^i/Oif>XJl 
7 t -A) -N' - [2 - (4-?no7xy*-» xf;b] - o-7i-U> 

'H-NMR (270MHz. CK£ 3 )6 : 
7.64 (2H.d. J=8.91Hz) , 7.23 (2H, d. J=8. 90Hz) , 7.17 (1H. t. J=6. 93Hz) , 
6.91 (2H.d. J=8.90Hz) , 6.87 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.75 (1H. d! J=7. 26Hz) , 
6.51 (1H. t, J=7.26Hz) , 6.42 (1H. d. J=7. 59Hz) , 
5.21 (lH.brt. J=5.94Hz) , 4.11 (1H, t, J=5. 94Hz) , 3.85 (3H, s) , 
3.56 (2H.q, J=5. 61Hz) , 3.22-3.46 (3H.ra) . 2.72 (2H, t. J=5. 28Hz) 

Iffii 4 0 

N- [2 - (iS/i-jiT i y ) ifA] -N- (4 - / h^'y^yifyxjiy * 

-^) - N' - [2- (4-?DD7xy+-/) xf;b] - o- 7x-^y7 
^ > ikMiR 

'H-NMR (270MHz. DMS0-d 6 )<5 : 
10.27 (1H, brs) , 7.65 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7.55-7.61 (lH.ra) , 
7.34 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7.16 (1H, t. J=7. 26Hz) , 7.12 (2H. d, J=8. 91Hz) . 
7.00 (2H. d, J=8. 91Hz) , 6.82 (2H, d. J=7. 92Hz) , 6.46 (1H. t. J=7. 25Hz) , 
6.29 (lH.d. J=7.92Hz) , 4.24-4.29 (lH.m) ,4.11 (2H. t. J=5. 28Hz) , 
3.86 (3H.s) , 3.39-3.55 (3H.m) , 3.06 (2H, brs) , 
2.77 (6H.d. J=15.84Hz) 
1 
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N- [2 - (2-7;;) lF + ->lfil'] - N- (4-7Ato/<>t'>X4- 
■y*z.)l) -N' - [2 - (4-?DD7 i ;t'» x^A] - o-7x-U> 

'H-NMR (270MHz. CDC0 3 )tf: 
7.73 OH.d. J=4.95Hz) , 7.70 OH. d. J=4. 95Hz) , 7.10-7.26 (6H.m) , 
6.87 (2H,d. J=9.24Hz) , 6.78 OH. d, J=8. 24Hz) , 6.52 (1H. t. J=7. 92Hz) , 
6.39 (lH.d. J=7.59Hz) , 5.18 (lH.brs) , 4.12 (2H. t. J=5. 28Hz) , 
4.04 (1H, t. J=6. 6Hz) , 3.56 (2H, br) , 3.27-3.48 (6H,m) , 
2.77 (2H. t. J=4.95Hz) , 

mmw 4 2 

N- [2- (yyfi?;;) xf-;H -N- ( 4 - 7^^a^>-tr>XA 7 * 
— ;U) -N' - [2 - (4-)dd7x^^) x^A] - o- 7i-l>^7 

'H-NMR (270MHz. DMS0-de)<5: 
10.10 (1H, br) , 7.63 (2H, d, J=7. 53Hz) , 7.57 (2H. d, J=7. 59Hz) , 
7.48 OH. t. J=8.91Hz) , 7.35 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7.17 OH, t, J=7. 26Hz) , 
6.98 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.83 OH. d. J=8. 25Hz) , 6.46 OH. t. J =7. 25Hz) , 
6.27 OH. d. J=7. 94Hz) , 4.26—4.32 OH, m) , 4.12 (2H. t. J=5. 61Hz) , 
3.48-3.53 OH,m) , 3.07 (2H,brs) , 2.79 (6H, dd, J=21. 77, 2.97Hz) 

m&m 4 3 

N- [2- (2-TS>0 ih + ->ifiH -N- (4 -y'a^Ky-ify^jl-y 
*x;l) -N' - [2 - (4-?nn7xy+-» if ;l].-o-7i-b>y 
7 ; > 

'H-NMR(270MHz, CDC ^ 3 ) <5 : 
7.61 (2H,d. J=9.24Hz) , 7.56 (2H. d, J=9. 24Hz) , 7.22 (2H, d, J=9. 23Hz) , 
7.19 (1H. t. J=7.26Hz) , 6.87 (2H. d. J=9. 24Hz) . 6.76 OH, d. J=8. 24Hz) , 

2 8 
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6.53 (1H. t. J=7.92Hz) , 6.42 (1H. d. J=7. 92Hz) , 

4.97 (lH.br t. J=6.27Hz) , 4.00-4.13 (3H.m) , 3.26-3.57 (llH.m) , 
2.74-2.78 (2H.ni) , 2.08 (2H.br) 

mmm 4 4 

N- [2 - (i?ti-)lT I J) -N- (4 -7'D^-A:>-tr>xA-7 *- 

)l) -N' - [2- (4-^DD7xy + '» xf-;u] - o-7i-l>^7> 
>-HCi 

'H-NMR(270MHz. DMS0-de)d: 
10.08 (lH.br) , 7.85 (2H. d, J=8. 58Hz) , 7.64 (2H, d, J=8. 58Hz) , 
7.58 (1H, t. J=6.93Hz) . 7.34 (2H, d. J=8. 91Hz) , 7.17 (1H, t. J =7. 26Hz) . 

6.98 (2H, d. J=8.58Hz) . 6.83 (1H. d. J=7. 92Hz) . 6.47 (1H, t, J=7. 25Hz) , 
6.32 (lH.d. J=6.92Hz) . 4.26-4.32 (lH.m) ,4.11 (2H. t. J=5. 94Hz) . 
3.45-3.60 (3H.m) , 3.07 (2H.brs) , 2.79 (6H, dd. J=22. 10, 2. 97Hz) 

mm 4 5 

N- [2 - (2-7;;) x h + i/xf-A] - N - ( 4 - 3 - K'O-tfV^ )l 7 
t-)l) -N' - [2 - (4-?on7i; + -» x^;l/] - o-7xxu>^ 
T ly 

■H-NMR(270MHz. CDCi 3 )<5: 
7. 79 (2H, d. J=8. 58Hz) , 7. 39 (2H. d, J=8. 57Hz) , 7. 22 (2H. d. J=8. 9Hz) , 
6.88 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.85 (1H. t. J=7. 36Hz) , 6.58 (1H. t. J=7. 59Hz) , 
6.40 (lH.d. J=6.27Hz) ,5.11 (IH.br) , 4.04-4.18 (3H.m) . 
3.43-3.64 (6H.m) , 3.27-3.39 (lH.m) , 2.99-3.05 (2H.m) 

£ffi0H 6 

N- [2 - (^ /TJlT i J) xf;l/] -N- (4-3-FX>-tf>7;b7t- 
Jl) -N' - [2- (4 -?od7i; if A,-] -o-7xXU>^T^ 

2 9 
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■H-NMR (270MHz. DMS0-d,)5: 
10.24 (lH.brs) , 7.83 (2H. d. J=8. 54Hz) , 7.62 (2H. d, J=8. 58Hz) , 
7.58 (1H. t. J=7.24Hz) , 7.22 (2H, d. J=8. 91Hz) , 7.16 (1H. t. J=7. 26Hz) , 
6.88 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.82 (1H. d. J=7. 92Hz) , 6.46 (1H. t. J=7.24Hz) . 
6.32 (lH.d. J=6.92Hz) , 4.24-4.32 (IH.a) . 4.10 (2H. t. J=5. 94Hz) . 
3.43-3.58 (3H.m) , 3.04 (2H. brs) , 2.78 (6H, dd. J=20. 18, 2. 94Hz) 

mmm 4 7 

N- [2- (2-TiJ) xh + i/xfA] -N- ( A - 9 nu^y^y Diy 
-N' - [2- (4-7AtD7iy+^) if A] - o- 7x-U> 

1 H-NMR (270MHz, CDCi 3 )d: 

7.41 (4H,s) , 7.22 (2H, d, J=8. 91Hz) , 7.16-7.19 (lH.m) , 

6.86 (2H,d. J=8.90Hz) , 6.74 (1H, d. J=8. 22Hz) , 6.52 (1H. t. J=7. 26Hz) , 
6.40 (lH.d. J=7.90Hz) , 5.14 (1H, brt, J=5. 92Hz) , 4.00-4.12 (2H. m) , 
3.56 (2H.q. J=5.60Hz) , 3.22-3.45 (5H.m) , 2.74 (2H, t. J=5. 28Hz) 

mmm 4 8 

N- [2- (y /=f-)lT i J) xf-;U] -N- ( 4 - ? a aKyif yx)V7 t - 
)l) -N' - [2- (4-7iltD7x;+i/) X^;b] - o-7i-l/>^7 

'H-NMR (270MHz. DMS0-d*)<5: 
10.32 (1H, brs) , 7.62 (2H, d. J=8. 58Hz) , 7.48 (1H. t. J=7. 98Hz) , 

7.42 (2H.d. J=8.52Hz) , 7.38 (2H, d. J=8. 54Hz) ,7.16 (1H. t. J=7. 24Hz) , 
6.84 (2H, d. J=7. 94Hz) , 6.76 (1H. d. J=7. 42Hz) . 6.43 (1H. t. J=7. 24Hz) , 
6.32 (lH.d. J=6.91Hz) , 4.22-4.34 (lH.m) , 4.10 (2H. t. J=5. 92Hz) , 
3.42-3.56 (3H.m) , 3.06 (2H.brs) , 2.76 (6H. dd, J=14. 4, 2. 68Hz) 

mm®\ 4 9 

3 0 



r 
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N- [2 - (2-7;;) l^i/Xf;H -N- (4 - ?oa^>t'>XX-7 
*-;[,) -N' - (2-7x;+i/xf;l/) - o-7i-l/>->7;> 
'H-NMR(270MHz. CDC £ 3 ) 8 : 

7.22 (2H, d, J=7. 58Hz) , 7.56 (1H. t. J=7. 25Hz) . 7.43 (2H. t. J=7. 92Hz) . 

7.23 (2H. d, J=8. 57Hz) , 7.16 (1H. t. J=7.26Hz) . 6.87 (2H. d. J=8. 91Hz) . 
6.76 (lH.d. J=8.23Hz) , 6.49 (1H. t. J=7. 59Hz) , 

6.38 (lH.brt. J=7. 92Hz) , 5.16 (1H, t. J=5. 94Hz) , 

4.11 (2H. t, J=5. 94Hz) , 4.06-4.11 (lH.m) , 3.56 (2H. q. J=5. 94Hz) , 
3.22-3.58 (4H.ni) , 2.71 (2H. t. J=5. 28Hz) 

mm 5 0 

N- [2- (i^yf^TW) xf^] -N- (4 -^oa^>-tf->x;t/7 
)l) -N' - (2 -7x7 +i/xf;l/) -o-7x-=-U> : JT I >JIi£t& 
'H-NMR (270MHz. DUS0-d,)<5: 

10.54 (1H, br) . 7.76 (2H. d. J=7. 92Hz) , 7.72-7.74 (lH.m) . 

7.42 (2H. d. J=8. 90Hz) , 7.16 (1H. t. J=7. 26Hz) , 7.02 (2H. d. J=8. 91Hz) , 

6.82 (lH.d. J=7.54Hz) , 6.42 (1H. t. J=7. 43Hz) , 6.24 (1H. d, J=7. 92Hz) . 

4.32-4.36 (lH.ni) . 4.10 (2H, t, J=5. 62Hz) . 3.43-3.54 (3H.m) . 

3.12 (2H.brs) . 2.78 (6H. dd. J=13. 4, 2.7Hz) 

%mm 5 1 

N- [2- (JJT-JlTiJ) xf^] -N- (2-^Dn/<>-tr'>x;l/7tx 
Jl) - N' - [2- (4-?ao7i; + i/) xf-;U] - o - 7 x ^ U > >>7 

'H-NMR (270MHz, DMS0-d,)£: 
10.77 (1H. brs) , 7.52-7.74 (4H.nO . 7.44 (1H. t. J=7. 26Hz) , 
7.36 (2H.d. J=8.91Hz) , 7.16 (1H. t, J=7. 26Hz) . 7.01 (2H, d, J=9. 24Hz) . 
6.82 (lH.d. J=8.25Hz) . 6.57 (1H. d. J=7. 92Hz) , 6.46 (1H. t. J=7. 26Hz) . 

3 1 
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4.41- 4.46 (lH.m) , 4.11 (2H, t, J=5. 61Hz) , 3.81-3.86 (lH.m) , 

3.42- 3.55 (2H.m) , 3.15 (2H.brs) , 2.74 (6H. d. J=6. 93Hz) 



N- [2- (9 Jf-JIT i J) xfA] -N- (3-?DD^>if>7^7t- 
A) -N' - [2- (4-?Dn7x;+-» X^A] -o-7i-I/^7; 

'H-NMR (270MHz. DMS0-d 6 )<5: 
10.55 (1H, brs) , 7.79-7.85 (2H,m) , 7.64 (2H, d, J=4. 62Hz) , 
7.55-7.61 (lH.m) , 7.34 (2H, d, J=8. 91Hz) , 7.18 (1H, t, J=8. 58Hz) , 
6.98 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.83 (1H. d. J=7. 59Hz) , 6.46 (1H. t. J=6. 93Hz) , 
6.33 (lH.d. J=7.92Hz) , 4.33-4.38 (lH.m) ,4.11 (2H. t. J=5. 94Hz) , 
3.49-3.55 (2H.m) , 3.10 (2H.br) , 2.78 C6H. dd. J=18. 14, 3. 95Hz) 

mm 5 3 

N- [2- (V S^JIT i J) xf-;H -N- ( 4 - ? n o^>-tf >XA7 *x 
Jl) -N' - [2- (4-^;^*;^-/) xf;l] - o-7x-b>';7; 

tnn f=$£ ^jiel 

'H-NMR (270MHz, DMS0-d 6 )5: 
10.13 (1H, br) , 7.73 (2H, d, J=8. 91Hz) , 7.70 (2H, d, J=9. 24Hz) , 
7.54-7.68 (2H.ni) , 7.17 (1H. t. J=7. 59Hz) , 7.09 (2H, d, J=8. 58Hz) , 
6.85 (2H.d. J=8.58Hz) , 6.81-6.84 (lH.m) , 6.47 (1H. t. J=7. 92Hz) , 
6.32 (lH.d. J=7.25Hz) , 4.06 (2H. t. J=5. 94Hz) , 3.45-3.56 (3H.m) , 
3.07 (2H,brs) , 2.78 (6H, d. J=19. 46Hz) 

nifoi® 5 4 

N- [2- (i^/f AT;;) xfA] -N- (4-?Do^>t'>X^7^ 
A) -N' - [2- (4 -7'a^7x7+-» X^A] - o-7i-b>^7; 



mm 5 2 



3 2 
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'H-NMR (270MHz. DMSO-ds) 6 : 
10.24 (lH.brs) , 7.84 (2H. d. J=8. 42Hz) , 7.62 (2H. d. J=8. 54Hz) , 
7.56 (1H. t. J=8.92Hz) , 7.23 (2H. d. J=8. 54Hz) , 7.16 (1H. t. J=7. 26Hz) , 
6.84 (2H. d. J=7. 94Hz) , 6.76 (1H. d. J=7. 92Hz) , 6.42 (1H. t. J=7. 24Hz) , 
6.32 (lH.d, J=6.92Hz) , 4.23-4.33 (lH.m) , 4.12 (2H. t, J=5. 92Hz) , 
3.42-3.58 (3H,m) , 3.04 (2H, brs) , 2.77 (6H. dd, J?21. 21, 2. 95Hz) 

nmm 5 5 

N- [2- VJ/^)ITIJ) xfJl/] -N- (4-?no^>t">XA-7^- 
)l) - N' - [2- (4-?no7x;+-» xf-;U] -m-7i-l>^7; 

'H-NMR (270MHz. DMSO-d.) 5 : 
10.53 (lH.br) , 7.68 (2H, d. J=8. 58Hz) , 7.63 (2H. d. J=8. 58Hz) . 
7.34 (2H.d. J=8. 91Hz) , 7.08 (1H, t. J=7. 92Hz) . 6.97 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
6.66 (lH.d. J=8.25Hz) , 6.44 (lH.s) , 6.26 (1H, d. J=7. 92Hz) , 
3.91-4.08 (4H.m) , 3.34 (2H, t, J=5. 61Hz) , 3.10-3.18 (2H.m) . 
2.80 (6H.d. J=4. 62Hz) 

mmm 5 6 

N- [2- VJt'f-JiriJ) Z-^Jl] -N- ( 2 - ? aaKy^fy^Jly * — 
)l) - N' - [2- (4-^D7x7t-» If A'] - p-7i-b>^T; 

'H-NMR (270MHz. DMS0-d 6 )<5: 
10.47 (1H. brs) , 7.69 (2H, d, J=8. 57Hz) , 7.59 (2H. d. J=8. 58Hz) , 
7.32 (2H, d. J=8. 58Hz) , 6.97 (2H. d. J=8. 91Hz) . 6.82 (2H. d. J=8. 91Hz) . 
6.62 (2H. d. J=8. 57Hz) , 4.10 (2H. t. J=5. 28Hz) . 3.88 (2H. t. J=6. 27Hz) . 
3.41 (2H, t, J=5. 27Hz) , 3.08 (2H. q. J=6. 27Hz) , 2.77 (6H. d. J=4. 62Hz) 

%mw 5 7 

3 3 
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N- [2 - (^/^JITU) xf-;l] -N- (5 - -Y V + y 'J > X ;U 7 * — JlO 
-N' - [2 - (4-?OD7x;+-» X^;i/] - o-7i-l/>^T;>ig 

'H-NMR (270MHz. DMS0-d 6 H : 
10.42 (lH.br) . 9.65 (lH.s) , 8. 64 (1H. d. J=8. 25Hz) , 
8.53 (lH.d. J=7.26Hz). , 8.46 (1H. d. J=6. 60Hz) , 8.10 (1H, d. J=6. 60Hz) , 

7.96 (1H. t, J=7.91Hz) , 7.35 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7.11-7.16 (lH.ra) , 

6.97 (2H,d, J=8.91Hz) , 6.84 (1H, d. J=8. 58Hz) , 6.23-6.25 (2H,m) , 
4.27-4.32 (lH,m) , 4.01 (2H. t. J=7. 25Hz) , 3.36-3.25 (2H. m) , 
3.13 (2H,brs) , 2.77 (6H, dd. J=19. 13, 2. 63Hz) 

mmm 5 8 

N- [2- (i?^;i/T;;) xf^] -N- ( 4 - ? o y^'yxjiy *- 
AO -N' - [2- (3-?DD7x;^i/) xf;b] - o : 7i-^^7; 

'H-NMR (270MHz. DMSO-d.) 5 : 
10.49 (1H, br) , 8.93-8.95 (lH.m) , 8.61 (1H, t. J=6. 26Hz) , 

8.08 (1H. t. J=6.60Hz) . 7.74 (2H. d. J=9. 24Hz) , 7.68 (2H, d. J=8. 90Hz) , 

7.43 (lH.d, J=6.27Hz) , 7.31 (1H. t, J=8. 25Hz) , 7.14-7.29 (2H.m) , 

6.98 (1H. t, J=7.59Hz) , 6.89 (1H. d, J=8. 25Hz) , 6.48 (1H, t. J=7. 92Hz) , 
6.35 (lH.d. J=7.92Hz) , 4.18 (2H, t, J=5. 97Hz) , 3.70-3.74 (2H.m) , 
3.10-3.18 (2H.m) , 2.71-2.77 (6H.m) 

mmm 5 9 

N- [2- (iS/?)lT i J ) xf-A-] -N- (4 - ^na^>-tf'>X;l/7 
A) -N' - [2 - (2-?an7x; + ^) xf;l] - o-7i-l/>^7; 

'H-NMR (270MHz, DMS0-d 8 )5: 

3 4 
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10.24 (lH.br) , 7.48-7.72 (4H.m) , 7.46 (1H. t. J=7. 24Hz) , 
7.36 (2H. d, J=8. 92Hz) , 7.14 (1H, t. J=7. 24Hz) , 7.04 (2H. d. J=8. 92Hz) , 
6.82 (lH.d, J=8.24Hz) , 6.56 (1H, d, J=7. 92Hz) , 6.46 (1H. t. J=7. 24Hz) , 
4.43-4.46 (lH.m) , 4.10 (2H. t. J=5. 60Hz) , 3.78-3.86 (lH.m) , 
3.42-3.54 (2H.ra) , 3.14 (2H. brs) , 2.76 (6H. d. J=10. 24Hz) 

mmm 6 0 

N- (2-7-yif^) -N- ( 4 - ? un^y-tf >x;l/7 *-Jl) -N' - 
C 2 - ( 4 - ? d d >y) xf;H - o-7i-l/^7^> 

'H-NMR (270MHz. CK£z)6: 

7.63 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.41 (2H. d, J=8. 58Hz) , 7.13-7.16 (lH.m) , 
7.11 (2H.d. J=8.58Hz) , 6.68-6.71 (lH.m) . 6.58 (2H. d. J=8. 58Hz) . 
6.30-6.47 (3H.ra) , 5.02 (1H. t. J=5. 88Hz) , 4.20 (2H. t. J=5. 64Hz) , 
3.86-3.96 (lH.m) , 3.55 (2H. t. J=5. 28Hz) , 3.04-3.11 (lH.m) , 
2.65-2.73 (lH.m) , 2.58-2.68 (lH.m) 

mmm 6 1 

N- [2- (2-T^y) xh + -/xf;l/] - N- ( 4 - *? n >-fcr>xA-7 
-N' - [3- (4 - ?on7xy +i/) ^dW] -o-7x^U> 

~J~7 i > 

'H-NMR (270MHz. ZK2 3 )8: 

7.64 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.44 (2H. d. J=8. 91Hz) . 7.22 (2H. d. J=8. 9Hz) , 
7.15 (1H. t.J=6.93Hz) , 6.87 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.70 (1H. d. J=8. 25Hz) . 
6.45 (1H. t. J=7.91Hz) , 6.34 (1H. d. J=7. 59Hz) , 4.98 OH, t, J=5. 94Hz) , 
4.01-4.14 (3H.m) . 3.23-3.48 (6H.m) . 2.75 (2H. t. J=5. 20Hz) , 
2.04-2. 14 (2H.m) 

mmm 6 2 

N- (2-T*yxf-/U) -N- ( 4 - ? oD^>-t*>X;l/7 -N' - 
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1 H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5: 

7.64 (2H, d, J=8. 58Hz) , 7.46 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.28 (4H.m) , 

7.15 (1H, t. J=7.26Hz) , 6.71 (1H. t. J=8. 25Hz) , 6.58 (1H. d. J=16. 16Hz) , 
6.51 (1H, t. J=7.59Hz) , 6.19-6.33 (2H,m) , 3.96 (2H, d, J=5. 63Hz) , 
3.11-3.19 (lH.m) , 3.28-3.87 (lH.m) , 2.63-2.78 (lH.m) 
^MM 6 3 

N- [2- (2-7;;) xh + i/xf;l/] -N- ( 4 - ? o cja; y^f y^A 7 
t— ;U) -N' - [2- ( 4 - ? D07 x-;t/) xf;l/] -o-7x — U>^T 
; > 

'H-NMR (270MHz, CDC£ 3 )6: 

7.65 (2H. d, J=8. 58Hz) , 7.42-7.49 (lH.m) , 7.40 (2H, d, J=8. 58Hz) , 
7.24 (2H.d. J=9.24Hz) , 7.11-7.18 (lH.m) , 6.87 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
6.71 (lH.d, J=8.25Hz) , 6.44-6.51 (2H, m) , 5.80 (1H. t..J=5. 94Hz) , 
4.05-4.12 (3H.m) , 3.49-3.52 (2H, m) , 2.33-2.44 (2H, ra) 

mmm 6 4 

N- [2 - (2-7;;) x |^i/Xf A] -N- (4 - ?DD^>t'>XA7 
-N' - [2- (4-^DD7xxAft) xf;b] - o- 7xxb> 

: JT I y 

'H-NMR (270MHz. CDCi ,)5 : 
7.65 (2H,d, J=8.58Hz) , 7.45 (2H, d, J=8. 58Hz) , 7.35 (2H, d. J=8. 91Hz) , 
7.27 (2H,d. J=8.91Hz) , 7.15 (1H. t. J=6. 93Hz) . 6.58 (1H. d. J=6. 27Hz) . 
6.49 (1H. t. J=7.59Hz) , 6.36 (1H. d. J=7. 92Hz) , 
5.12 (lH.brt. J=6.46Hz) , 4.01-4.10 (lH.m) , 3.26-3.59 (8H.m) , 
3.10 (2H. t. J=7.26Hz) , 2.76 (2H. t, J=4. 95Hz) 

mmm 6 5 
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N- -N- (4 - 9 anKy-tfyx)l7 ;U) -N' - 

[2- (4-?no7i-Aft) xf;l/] - o - 7 x — U > i > 

'H-NMR(270MHz, CDC£ 3 )<5 : 
7.29 (2H.d. J=8.91Hz) , 7.23 (2H, d. J=8. 91Hz) .7.11 (2H, d. J=8. 58Hz) , 
6.67-6.82 (lH.m) , 6.58 (2H, d. J=8. 58Hz) , 6.24-6.45 (3H.ni) , 
5.04 (1H. t, J=5.92Hz) , 4.08 (2H, t. J=5. 62Hz) , 3.88-3.97 (lH.m) , 
3.78-3.86 (2H.m) , 3.05-3.12 (lH.m) , 2.72-2.76 (lH.m) , 
2.58-2.68 C1H. m) 

mmm 6 6 

3- ( 4 - t n uKy-tf >x;l/7 *x JIT I J ) - 4- [2 - (4-?an7x 

j + x^;i/] 7 ; y - l - (4 -*;i/7 * U y # Jt/<i-*x a) ^>-tf> 

1 H-NMR(270MHz. CDCg s) (5 : 
7.70 (lH.brs) , 7.61 (2H, d. J=8. 57Hz) , 7.39-7.12 (5H, in) , 
6.86 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.59 (1H, d. J=8. 58Hz) , 6.34 (1H, d, J=l. 98Hz) , 
5.35 (lH.m) . 4.08 (2H.m) , 3.76-3.25 (lOH.m) 

mmm 6 1 

3- (N- C2- (2-7;y) xh + S'Xf-AO -N- ( 4 - ^ n a'O-tfy 
X;l/7 *x;U) ) T^y-4 - [2 - (4-?nn7xy+->) xf;l/] 

- l - ( 4 -^;U7 * y y *;u#x;i/) 'O-tf > 

■H-NMR(270MHz. CDCi 3 )5: 
7.67 (2H. d. J=8. 57Hz) , 7.44 (2H, d, J=8. 57Hz) , 
7.31 (lH.dd. J=8.58, 1.98Hz) , 7.25 (2H, d. J=8. 90Hz) , 
6.86 (2H. d, J=8. 90Hz) , 6.73 (1H. d. J=8. 58Hz) , 6.69 (1H, d, J=l. 98Hz) , 
5.53 (lH.m) , 4.16-4.03 (3H,m) , 3.70-3.27 (15H.m) , 2.73 (2H. m) 

H»J 6 8 

N- [2- (2-7;;) i^i/ifiL] -N- ( 4 - 7 a a^y-b'y XJl 7 
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t-JU) -N' - [2- (4-^oo7xy+-» x^A] -N' -/f-A-o 

-7i-l/>^7;> 

'H-NMR (270MHz. CDCi 8 )tf: 
7.84 (2H. d. J=8. 57Hz) , 7.46 (2H. d. J=8. 57Hz) , 7.20-7.25 (lH.m) , 
7.21 (2H, d, J=8. 91Hz) , 7.09 (1H. d. J=7. 92Hz) , 6.91-6.93 (2H.m) , 
6.78 (2H, d. J=8. 9Hz) , 4.00 (4H.br) , 3.50-3.74 (4H,m) , 
3.50-3.57 (4H.m) , 3.12-3.19 (4H.m) , 2.87 (3H. s) , 2.76 (2H.br) 

mmm 6 9 

N- [2- (yyf^7*;) x^;u] -N- (4-^D<>-e'>xib7^ 

)l) -N' - [2- (4-'?DD7x;t-» xf^] -N' -/^)V~o-y 

'H-NMR (270MHz, DMS0-d,)<5: 
10.24 (lH.brs) , 7.76 (2H, d. J=8. 92Hz) . 7.72 (2H, d, J=8. 92Hz) . 
7.42 (2H.d. J=9. 24Hz) . 7.16 (1H. t. J=7. 26Hz) . 6.98 (2H. d. J=8. 92Hz) , 
6.84 (lH.d. J=7.92Hz) . 6.47 (1H. d. J=7. 24Hz) , 6.32 (1H, d. J=6. 90Hz) , 
4.28-4.32 (lH.m) , 4.10 (2H. t. J=5. 94Hz) , 3.46 (2H. t. J=5. 46Hz) , 
3.06 (2H,brs) , 2.89 (3H, s) , 2.78 (6H. dd. J=21. 89, 2.98Hz) 

mmm i o 

N- [2- (2-7;;) x]> + ->x^;t,] -N- ( 4 - ? d a<y-tfyxJl7 
-N' -<yi?Jl-N' - [2- (4 - ?oo7i; x^;u] - 

'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )£: 
7.84 (2H. d. J=8. 9Hz) . 7.45 (2H. d. J=8. 58Hz) . 7.28 (4H. d. J=3. 63Hz) , 
7.20-7. 24 C1H. m> , 7.17 (2H. d, J=8. 91Hz) , 6.91-6.95 (2H. m) , 
6.71 (2H.d. J=8.91Hz) , 4.41 (2H, d. J=2. 97Hz) , 4.03-4.16 (lH.m) , 
3.91-3.96 (2H.m) , 3.48-3.58 (2H,ra) . 3.00-3.20 (4H.ra) . 

3 8 



WO 99/50237 



PCT/JP99/01621 



2. 53 (2H. q, J=4. 95Hz) 

mmm 7 1 

N- [2- (if /^JlT i J) xfyb] -N - ( 4 - ? o a^y-ifyxJiy 
)l) - N' -'Oi^lz-N' - [2 - (4-^nD7xy+-» x^;H - o - 

1 H-NMR(270MHz. DMS0-d 6 )<5: 
10.26 (1H. brs) , 7.78 (2H, d. J=8. 56Hz) , 7.68 (2H, d, J=8. 58Hz) , 
7.24-7.48 (6H,m) , 7.18 (1H. t. J=7. 26Hz) , 6.98 (2H. d. J=8. 59Hz) . 
6.84 (IH.d, J=7.42Hz) , 6.47 (1H, d, J=7. 34Hz) , 6.34 (1H, d. J=6. 98Hz) , 
4.42 (2H, d. J=2. 96Hz) , 4.28-4.32 (lH.tn) , 4.12 (2H, t. J=5. 92Hz) , 
3.44 (2H. t. J=5.46Hz) , 3.06 (2H. brs) , 
2.78 (6H.dd. J =22. 20, 2.94Hz) 

nmm 1 2 

N- [2- (4-?oD7xy+-» i^A] -N- [2- (i^yfATiy) 
-N' - (4-?DD/<^>^7t-^) - o- 7x-l/>y7; 

> 

•H-NMR(270HHz. CDC£ 3 )5 : 
7. 69 (2H. d. J=8. 6Hz) , 7. 63 (2H, dd. J=7. 6, 2Hz) , 7. 23 (2H, d, J=8. 9Hz) , 
7.17 (lH.dd. J=7. 6, 2Hz) , 7.18 (lH.br) , 7.16 (2H. d. J=8. 6Hz) , 
7.09 (1H, td. J=7. 6, 2Hz) , 7.02 (1H. td. J=7. 6, 2Hz) , 
6.70 (2H. d. J=8. 9Hz) , 3.55 (2H. brt. J=5. 6Hz) , 3.23 (2H. t. J=5. 6Hz) . 
2.94 (2H.br) , 2.43 (6H.s) . 2.37 (2H. brt. J=6Hz) 

mmm 1 3 

N- [2 - (4-7DD7xy+-» xf A] - N - (4-?Do'Ot">7A 
7*— A) -N' - (4-?DD^>if>^A7*-A) - o- 7x-l/>-;7 
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■H-NMR (270MHz, CK£ 3 )6: 
7.94 (lH.s) , 7.86 (2H. dm. J=8. 6Hz) , 7.54 (2H, dm. J=8. 9Hz) , 
7.50 (lH.dd. J=8.5, 1.3Hz) , 7. 45 (2H, dm. J=8. 9Hz) , 
7.42 (2H.dn. J=8.6Hz) , 7.24 (1H. td. J=8. 5, 1. 3Hz) , 
7.23 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 6.89 (1H. td, J=7. 9, 1.3Hz) , 
6.77 (2H, dm. J=8. 9Hz) , 6.46 (1H. dd. J=7. 9, 1.3Hz) , 
4.19 (lH.dq. J=7.3, 5.0Hz) , 3.92-3.98 (lH.m) , 3.79-3.87 (lH.m) , 
3.44 (lH.dt. J=13.9, 4. 9Hz) 
#%#J2 

N - (2-7;;if^) - p- ?DD7r-iJ> 

4 -^ao7/l,^DO-tf'>92.00g<i:x^U>>?T $ >290. Og^ItEX-r > U 

Ltz 0 m%'&Kfcm^'? on*AA800 mi £tH>U fhffin-MrgU 7fc200 
m6 > «&?D£ifi*200 w& & ^Ufm^W)(4k+ V U * ATk^ttlOO ml 
^L/.i 0 7fcS£? nn*;i/A200 ml o'offlM 3 EJJftffl U ffiiftl 
MM£, ft©? nn*;i, iJf7jc«»v ?* 7 A« L/c 0 &S££ 
ScEgiU IKi^Wfei^lt UT116.69gf#/c 0 -I © ^©(iNMRCT^ 

'H-NMR (270MHz. CDCi.)<5 : 

7.11 (2H. dm. J=8. 9Hz) , 6.54 (2H, dm. J=8. 9Hz) , 4.08 (lH.br) , 

3. 14 (2H, t, J=6Hz) 2. 95 (2H. t. J=6Hz) 
###J 3 

2- [2- (4 -?DD7i~7l/T * J) x^^T-y] - 3--hDh°'J^> 
N- ( 2 — T i J if A) -p-?nnT— >J >116.67gK?na*;|,-A 1000 
mi? SrJn^TSSIIU tRMTF h 'Jxf;P7 ^ >83. 02g&ck tf 2 - ?aa-3-- 
hah'ij i>>108.40g£fllS#djQx., ^ST-2BfPHl^L^ 0 Sfe^T 1 B#raMit 

4 0 



1 
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8EU 7j<& (500 w& x 2) U 7k!£?no*^A ( 500m^) Tttai 

L/c 0 ^aa^bAjf^ibi^ «S*I^fi*Tft^, H*B6®v r % ^ <tr AT 

- (&&&$; ?nn*;U/s-y*y-;U = 100: 5) KTfSSU 

i fcUT 195. 97g?|fco 

'H-NMR (270MHz, CDC0 3 )<5: 
8.43 OH.dd. J=7.5, 1. 6Hz) . 8. 42 (1H. dd, J=4. 6, 1. 6Hz) , 
7.12 (2H. dm. J=8. 9Hz) , 6.70 ClH. dd. J=7. 5. 4. 6Hz) , 
6.57 (2H, dm. J=8. 9Hz) , 4.17 (lH.br) , 3.90 (2H, dt, J=6. 3, 5.9Hz) , 
3.43 (2H. t. J=5.9Hz) 

mm 4 

2- [2- (4 - ?DD7i-H;7) If ^7 ; 7] -3-7;;h'^> 
SD*.TigP£-tf\ 209*7R8tffc'<7^A-#-#>7.50g£IliI*.* 1 %JE<D7m 
ETS£U iW«l87. 16g^T^^7rXi:LT#/c 0 - ©®liffi 3RfS C <t 

'H-NMR(270MHz. CDC^ 3 )5 : 

7.89 (lH.dd. J=4.6, 1.6Hz) , 7.52 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 

7.32 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 7.09 (1H. dd, J=7. 9, 1.6Hz) , 

7.00 (lH.dd;j=7.9, 4.6Hz) , 4.48 (2H,brs) , 4.20 (2H,m) , 
3.98 (2H.m) 

mmm 1 4 

3- (4-?DO<>t*>^il/7t-^7;y) -2- [2- ( 4 - ? d a 7 x 

###J 4 TCtfiElO. 45gll. ?ODt>M 20 mtf £Jnx.TJgfP U f 'J > 

4 1 
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0. lBgfccfctfp - ? uuKy^y^hy t-Jl? o >J K0. 40g£IKS&j!j[J;U ISC 

•?h?y7 4- (fe&fem ; n >-ftixfA= 2 : 1) dTfifSHU 
§ t LTO. 64g#fc, 

'H-NMR (270MHz, CDCi 3 )(5: 

8.02 (lH.dd. J=5.3, 1.6Hz) , 7.65 (2H, dm. J=8. 6Hz) , 

7.43 (2H, dm, J=8. 6Hz) , 7.10 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 

6.64 (lH.dd. J=7. 6, 1.6Hz) , 6.57 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 

6.39 (lH.dd, J=7. 6, 5. 3Hz) , 5.73 (lH.br) , 3.65-3.75 (2H.br) , 

3.31 (2H.brt, J=6Hz) 



3- [N- (4-?DD^>t*>x;^t-^) -N- (2 - t -fh^i/tifr 
?;-)VT I yxf^l) ] 7;7-2 - [2 - (4 - ?od7x^) 7;;xf 



mmmi 4"c©^ft8o.87g{if - hvt K077 ysoo mQ ^m^xmmt, 

7K^Th 'J 7ix;i/7a7^ >58. 20gfc J;tfN- t - 7' h * ;l T 
5 J I.? J -;U35.77g£|IIftJrax_, i?-f 7 7*o hVUT 7 ^ft -> U - M4. 8 

7g£30#WLTji£T&, ifiT'l^S^U:, S££*S£ES£ LT^flfcg 
Wi/ | J*n*7i?D7 - (ijljgi ; n-^*U->— ftgfx 

3^=2 : l) KT&ttiLfcfiL BSi"J*yw7A?D7hjr77-f - 

; n-^^>-ft»xfA= 1 : 1) KTfflfgU Btt&lOO. lg£&fe 
T^;l/7 T XiLTf#^ 0 
'H-NMR(270MHz, CDC£ 3 )5: 
8.09 (lH,dd. J=4.6, 1.6Hz) , 7.60 (2H, dm. J=8. 6Hz) , 
7.48 (2H, dm, J=8. 6Hz) ,7.10 (2H. dm, J=8. 9Hz) , 6.60 (2H, dm. J=8. 9Hz) , 
6.50 (lH.dd. J=7.7, 1.6Hz) , 6.43 (1H. dd, J=7. 7, 4. 6Hz) , 



mm 7 5 



4 2 
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5. 87 (lH.brt) , 5.13 (1H, brt) , 3.94-4.02 (lH.m) . 
3.68-3.76 (2H,m) , 3.39 (2H, t. J=5. 6Hz) . 3.10-3.13 (3H,m) , 
1.39 C9H. s) 
#%0U5 

2- [2- [N- (4-^dd7x-^) -N- t -7* h + '>#;l"-Kr.;t/] 7^ 
;xfA) ] 7;;-3--Foh''J^> 

##M3©«^1195.97gll, ?dd*U 1.2'J v h A^fiDxT^I? >> 
- t -7*^A^#-tf'*-r h (Boc 2 0) 160.72gfcJ;O'N, N-^^Wi; 
fc?US>> (DMAP) 2.44g£Jn;U lfii:T2BffljWU, JK*4££glT £ 
(C 2 Bfc^(CBoc 2 0 &40gfeJ:£miAP1.22g£^tl^tli£tinU 10B PHlRl££iifco 

; n >-ft»xf^= 9 : 1) KTf&fiU B 6^)^58. 78g£ 

l H-NMR(270MHz. CDC£ 3 )<5: 
8.39 (lH.dd. J=7.5, 1.6Hz) , 8.36 (1H. dd, J=4. 6, 1.6Hz) , 
8.35 (lH.br) , 7.27 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 7.15 (2H. dm, J=8. 9Hz) . 
6.66 (lH.dd. J=7.5, 4. 6Hz) , 3.79 (2H. t. J=6Hz) , 
3.78 (2H.dt. J=6. 6Hz ) , 1.41 (9H, s) 

###J 6 

2- [2- [N- (4-?oo7i-^) -N- t 7* h + ^] 7;; 

x^;l>] 7 I J - Z - 7 l J \l *) i? y 

##^©£jff&54..50g£ft»xf-;U500 ^ i:S»U 20%7]<®rtt^7 
^-^-^*>5.00g^tD^> 1 &E©7jcj&#*£|gaT. MHTiKl6I^IHiaH$ 

'H-NMR(270MHz, CDCis)$: 
7.69 (lH.dd. J=4.9, 1.6Hz) . 7.27 (2H. dm. J=8. 6Hz) , 
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7.14 (2H.dm. J=8.6Hz) . 6.81 (1H. dd. J=7. 3, 1.6Hz) , 

6. 50C1H. dd. J=7.3 , 4. 9Hz) , 4.71 (lH.br) , 3.93 (2H, t,J=6Hz) . 

3.43 (2H.dt, J=5Hz) , 3.15 (lH.br) , 1.36 (9H. s) 

mmm 1 6 - 

lk&%DA : 3 - (4 - 9 aaKy-ifyzJl,? t-Jl) T i J - 2- [2 - [N- 

ffc^tlB : 3 - [N, N-Bis (4 - JvuKyM >X)l7 7 i J] - 

2- [2- [N- (4-?na7x-;i0 - N - t - 7' h ^ is*} )V^=-)l] 7 1 
;xfA] 7;;t''Ji)> 
#^'J 6 t> tl/c Zm&mmW U t° U S> > 17. 56gfc Wp-^no/O 

■tf >^;i/7 o >j K4o.99g^«fin^.>' so#ibui#u/:&, ifict i m 

. n -^^>-St|ifA=4 : 1) CTIIL, ffc^ftlA (64.11g) UA- 
7*>>fi K{L£^B (8.90g) £*ft**ft&fe*£Jii UT#/c 0 
tt£l&)A : 'H-NMR (270MHz, CDCi ,) <5 : 

8.17 (l/2xiH.dd.J=5.0, 1.7Hz) , 8.10 (l/2x 1H. dd. J=5. 0, 1.7Hz) . 

7. 97 (l/2x2H.d. J=8.9Hz) , 7.96 (1/2X2H. d. J=8. 9Hz) . 

7.55 (l/2x2H,d. J=8.9Hz) , 7.53 (1/2X2H, d. J=8. 9Hz) , 
7.34 (l/2x2H.d. J=8.6Hz) , 7.23 (1/2X2H. d. J=8. 6Hz) , 
7. 10 (1/2X2H. d. J=8. 9Hz) , 6. 08 (1H. dd. J=7. 6, 1.7Hz). 

6.62 (l/2xiH.dd, J=7. 6. 5.0Hz), 6.61 (l/2x 1H. dd. J=7. 6. 5.0Hz). 

6.56 (l/2x2H.d. J=8.9Hz) . 5.05 (l/2x 1H. brt. J=6Hz) , 

4 4 
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5.03 (1/2X1H. brt. J=6Hz) , 4.08-4.19 (l/2xlH.m) , 
3.60-3.95 (1/2X 1H+2H. m) , 3.33-3.38 (lH.tn) , 1.35 (l/2x9H,s) , 
1.31 (1/2X9H.S) 
it&WiB : 'H-NMR (270MHz, CDC0 3 )<5: 
8.14 (lH.dd. J=4.9, 1.6Hz) , 7.91 (4H. dm, J=8. 6Hz) , 
7.54 (4H.dm. J=8. 6Hz) , 7.28 (2H. dm, J=8. 9Hz) , 7.16 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 
6.74 (lH.dd, J=7.6, 1.6Hz) , 6.48 (1H, dd, J=7. 6, 4.9Hz) , 
5.03 ClH.br) , 3.74 (2H. brt, J=6Hz) , 3.17 (2H, brq. J=6Hz) , 
1.39 (9H. s) 

mmm 1 1 

3- {A-^uaKy-ey^)],? t ~)\,-?lJ) - 2- [2 - ('4-?oo7x 
zljI) 7;7xf;l/7;;] k°'J>>> 

m ; ^DD^M-y ?J-JI = \0 : 1) ClTfitMU i»^»felS H H B tLr 
1.20gf#fc o 

'H-NMR(270MHz. CDCi 3 )<5: 
8.02 (lH.dd.J-5.3, 1.6Hz) , 7.65 (2H. dm, J=8. 6Hz) , 
7.43 (2H. dm. J=8. 6Hz) , 7.10 (2H. dm, J=8. 9Hz) . 
6.64 (lH.dd. J=7.6, 1.6Hz) , 6.57 (2H. dm. J=8. 9Hz) , 
6.39 (lH.dd. J=7.6, 5. 3Hz) . 5.73 (lH.br) , 3.65-3.75 (2H.br) . 
3.31 (2H. brt. J=6Hz) 

m*)%*n%tMUU Kli#%0iJ 4, H»J7 4©^- h^ffl 
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mmm 1 8 

3- [N- (2-7'otxf;b) - N- (4-?on'<>-t?'^A7i-A) T 
iV] -2- [2- [N- (4-?DD7ia) -N- t -7' h + 

gffiffil 7 6 0<fc£&A 8. 25g(r-r h 5 h Kn 7 7 >80mi£Jnx.T&8? L> * 
^TF 'J 7i-^7tX7^ V5.98g. 2 -;b2.86g, &ckO'^-r 
7 7°n t'^Ty*:^^*^!/- M.62g£IIIftjtin>L/c^ mUlZX30ftmW 

SSfel&JIt LT8.98g?#/c 0 

'H-NMR (270MHz. CK£ 3 )6: 
8.06 (lH.dd. J=5.0, 1.7Hz) , 7.64 (2H. dm. J=8. 6Hz) . 
7.48 (2H, dm, J=8. 6Hz) , 7.10 (2H, dm. J=8. 6Hz) , 6.58 (2H, dm, J=8. 6Hz) , 
6.67 (lH.dd, J=7.6, 1.7Hz) , 6.42 OH. dd, J=7. 6, 5.0Hz) , 
5.54 (lH.brt. J=5Hz) , 3.99-4.13 (lH.m) , 3.76-3.87 (2H, m) , 
3.55-3.71 (2H.m) , 3.38-3.55 (lH.m) , 3.24-3.38 (2H.m) , 
1.44 (9H. s) 

mmm 1 9 

3- [N- (2 -7'd^x^;|,) -N- (4-^oD^>-t?>x/l-7t^) ] 
flJ-2 - [2- (4-?Dn7xa) TUifAO T i J ¥ 

8O^#)2.00g(lgt^x^;b20^]!lDx.T^L. ^ST\ 4 
£im^£M/tT24Ma#l,/c 0 RWtTkm-t- h 'J 7 ^mm^M^XT Jl* -J 
1£fcU ft»xf^ (100 id ) fi[Bl/: 0 ftftif- J; tfiafiiftJM 

4 6 
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-/9J-J\,= 10: 1) CTftfiU gfl-)tl^^feT^;l/7 rXt LT1.68g?# 

/Co 

'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )<5: 
8. 10 (1H. dd. J=4. 9. 2. 0Hz) , 7. 62 (2H. dm. J=8. 6Hz) . 
7.48 (2H. dm. J=8. 6Hz) . 7.10 (2H. dm, J=8. 9Hz) , 6.58 (2H. dm. J=8. 9Hz) , 
6.57 (lH.dd. J=7.7, 2.0Hz) , 6.44 OH. dd. J=7. 7, 4.9Hz) , 
5.64 (1H, brt. J=6Hz) , 4.52 (lH.br) , 4.17 (lH.m) , 3.77 (lH.m) , 
3.63 (lH.m) , 3.47 (lH.m) , 3.30-3.38 (4H.m) 

m&te&ttiz £ o nmm 1 6 ®{t&®A tutors?- zsiTonm 

mz 0-8 6CDft£^£SiiUc 0 

mm 8 o 

3- [N- (4 - ? □a'O-tr >x;U7 t-fr) -N- (2-yf^7;;xf 
;U) ] 7 ; 7 - 2 - [2 - ( 4 - ?dd7i-A) T i ;xf;b] TUf'J^ 
> 

'H-NMR(270MHz. CDC£ 3 )<5: 
8.06 (lH.dd.J=5.0, 1.7Hz) . 7.63 (2H. dm. J=8. 7Hz) , 
7.46 (2H. dm. J=8.7Hz) , 7.09 (2H. dm, J=8. 9Hz) , 6.59 (2H. dm. J=8. 9Hz) , 
6.56 (1H. dd, J=7. 6, 1.7Hz), 6. 37 (1H. dd, J=7. 6, 5.0Hz), 
4.80 (lH.br) . 4.10-4.20 (lH.m) , 3.81-3.90 (lH.m) , 
3.45-3.56 (lH.m) , 3.25-3.40 (2H.m) , 3.04-3.12 (lH.m) , 
2.51-2.67 (2H.m) , 2.37 (3H. s) 

H»J8 1 

3- CN- (3-7;/7nkl) - N - (4-?DD^^>^7t-A) ] 
T * y - 2 - [2 - (4 - ?DD7i-A-) 7;yifA] T i J ¥ >J *J > 
'H-NMR(270MHz, CDC£ 3 )5: 

4 7 
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8.05 (1H. t. J=3.3Hz) , 7.68 (2H, d. J=8. 5Hz) , 7.44 (2H. d. J=8. 5Hz) , 
7.01 (2H. d. J=8. 6Hz) , 6.53 (2H. d, J=8. 6Hz) , 6.36 (2H. d. J=3. 3Hz) , 
6.17 (lH.brt. J=6Hz) , 4.75 (lH.br) , 4.35-4.43 OH,m) , 
3.60-3.75 (2H,m) , 3.15-3.35 (3H.m) , 2.95-3.10 (2H.m) , 
1.75-2.00 (2H.m) 

mmm 8 2 

3- [N- ( 4 - ? o aKyif yzjl? t—fr) -N- (2-fniJi?yxf 
Jl) ] T i J -2 - [2 - (4 - ?nn7i-A) T ^ yifA] TUt'Ji? 

y 

1 H-NMR (270MHz. CDCf 3 )£: 

8.05 (lH.dd, J=5.0, 1.7Hz) , 7.64 (2H. dm, J=8. 6Hz) , 

7. 46 (2H, dm, J=8. 6Hz) , 7. 10 (2H. dm. J=8. 9Hz) , 6. 61 (2H. dm. J=8. 9Hz) , 
6.55 OH.dd, J=7.6, 1.7Hz) , 6.36 (1H. dd, J=7. 6, 5.0Hz) , 
4.79 (lH.br) , 4.15-4.26 (lH.m) . 3.86-3.94 (lH.m) , 
3.00-3.07 (lH.m) , 2.60-2.73 (3H,m) , 2.22-2.40 (3H.m) , 
1.60-1.75 (4H,m) 

mmm 8 3 

3- [N- 4 - ? an<y-tfy^)ly ;t/] -N- [2- (2-tKo + i/x 
T^xfib] T^y-2 - [2- (4-?nn7xx;b) 7;yxfA] 
T ^ y fcT >J ^ > 
'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )<5: 

8.06 (lH.dd, J=5.0, 1.7Hz) , 7.56 (2H. dm. J=8. 7Hz) , 
7.39 (2H.dm, J=8.7Hz) , 7.08 (2H. dm. J=8. 9Hz) , 
6.78 (lH.dd, J=7.6, 1.7Hz) , 6.53 (2H. dm, J=8. 9Hz) , 

6.43 (lH.dd, J=7.6, 5.0Hz) , 4.79 (lH.br) , 4.28-4.44 (2H.m) , 
4.10-4.20 (lH.in) , 3.80 (1H. dt. J=7. 9, 1.7Hz) , 3.44-3.70 (4H.m) , 

4 8 
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3. 19-3.33 (4H.m) 

mmm 8 4 

3- [N- ( 4 - ? uaKy^^XJly * —ft) -N- (3-tXij^;yf 
A)] - [2 - (4-^ao7 x^;u) TUif;H r $ y e u ^ 

> 

1 H-NMR(270MHz, CDC£ 3 )5: 
8. 13 (l/2xlH,dd. J=5.0, 1.7Hz), 8. 12 (l/2x 1H. dd. J=5. 0, 1.7Hz), 
7.67 (l/2X2H.d. J=8.9Hz) , 7.66 (1/2X2H, d, J=8. 9Hz) , 
7.46 (l/2x2H.d. J=8. 9Hz) , 7.45 (1/2X2H. d. J=8. 9Hz) , 
7.09 (2H.d, J=8.9Hz) , 6.63 (l/2x 1H, dd. J=7. 6, 1.7Hz) , 
6.62 (l/2xlH.dd, J=7. 6, 1.7Hz) , 6.57 (1/2X2H. d. J=8. 9Hz) , 
6.56 (1/2 x2H,d, J=8.9Hz) , 6. 46 (l/2x 1H. dd, J=7. 6, 5.0Hz), 

6.45 (l/2xlH.dd. J=7. 6, 5.0Hz) , 5.50 (l/2x 1H. brt. J=6Hz> . 

5.46 (l/2xiH.brt. J=6Hz) , 4.48 (lH.br) , 4.08-4.25 (lH.m) , 
3.71-3.84 (lH.m) , 3.49-3.60 (lH.m) , 3.23-3.40 (2H,ra) , 
2.80-2.94 (2H.m) , 2.13-2.41 (3H,m) , 2.00-2.12 (lH.m) , 
1.40-1.70 (2H,m) , 1.08-1.35 (2H.m) 

mmm s 5 

3- [N- (4-?DD^yt*>x^7t-^) -N- ( 2 - >J : J j / + 
Jl) ] YlJ-2 - [2 - (4-)do7x^) 7; ;xf;l] TiJt°>)iJ 
> 

'H-NMR(270MHz. CDC£ 3 )<5: 
8.05 (lH.dd. J=5.0, 1.7Hz) , 7.62 (2H. dm, J=8. 6Hz) , 
7. 46 (2H. dm. J=8. 6Hz) , 7.09 (2H. dm, J=8. 9Hz) , 6.60 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 
6.54 (lH.dd. J=7.6, 1.7Hz) , 6.33 (1H. dd. J=7. 6, 5.0Hz) , 
3.78-3.92 (3H.m) , 3.25-3.50 (2H,m) , 2.94-3.03 (2H, m) , 
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2.34-2.52 (2H.m) , 1.75-1.85 (lH.m) , 1.42-1.58 (3H.m) , 
1.23-1.33 (2H,m) 

mmm 8 6 

3- [N- (4-^DDA;>t'>^it,7t-^) -N- (2-7;;xf A) ] 
Ti J - 2- [2 - ( 4 - ? o □ 7 x 7;7if^] T $ J f 'J i> > 
'H-NMR(270MHz. CDC0 3 )£: 
8.07 (lH.dd, J=5.0, 1. 6Hz) , 7.62 (2H. dm, J=8. 6Hz) , 
7.46 (2H, dm, J=8. 6Hz) , 7.09 (2H. dm, J=8. 9Hz) , 6.58 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 
6.57 (lH.dd, J=7.6, 1.6Hz), 6. 40 (1H, dd, J=7. 6, 5.0Hz), 
3.93-4.03 (lH.m) , 3.74-3.85 (lH.m) , 3.51-3.62 (lH,m) , 
3.26-3.42 (2H.m) , 3.04-3.12 (lH.m) , 2.79-2.87 (lH,m) , 
2.59-2.69 (lH.m) 

mmm 8 1 

3-N, N-h"X (4 - ? nvOV'yZJly TiJ-2- [2- (4 

^.TTi^ijttu ftixf^ (ioo mi ) Tmmbtc 0 wt&z.? 
^DD*;uA-^^y-;i/=iO:- 1) crftsu ii»£&feT*;t,7 7 zt 

UT0. 94g#fc 0 

'H-NMR (270MHz, DMS0-d 6 )<5: 

8.23 (lH.dd, J=4.8, 1.7Hz) , 7.97 (4H. dm, J=8. 8Hz) , 

7.83 (4H. dm, J=8. 8Hz) , 7.28 (2H, dm. J=8. 9Hz) , 

7.02 (lH.dd, J=7.9, 1.7Hz) , 6.87 (2H. dm, J=8. 9Hz) , 6.85 (lH.br) , 

5 0 
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6.73 (lH.dd. J=7.9, 4.8Hz) . 3.62 (2H, brq. J=6. 6Hz) , 
3.17 (2H. brt. J=6. 6Hz) 
'H-NMR (270MHz. CDC4j.)<S: 

8.19 (lH.dd.J=4.9, 1.6Hz) , 7.87 (4H, dm, J=8. 6Hz) , 

7.47 (4H, dm. J=8. 6Hz) , 7.13 (2H. dm. J=8. 6Hz) , 6.53 (2H. dm, J=8. 6Hz) . 

6.83 (lH.dd. J=7.6, 1.6Hz) , 6.55 (lH.dd. J=7. 6, 4. 9Hz) , 

4.84 (lH.brt. J=6Hz) , 3.55 (2H. brq. J=6Hz) , 3.20 (2H. brt. J=6Hz) 

mmm 8 8 

3- [N- (4-?DD^>t*>^7t-A) -N- ( 2 - t -7* hJristrfo 
^^7;;xf;l) ] TiJ-2 - [4- (4-?ao7i-A) -2. 3- 

s^^y- 1 - e^^y ] e>j^> 

:**■»*- 'J a 'J F0.50gfc J;^ h 'J xf-;l/T ^ >0.80g ; £-lli^linx./-c^. ^fitr 
T 1 Mjf#Uco nn*;^ (100 ^ ) £Snx^ 2@*iifeUo 

£i/'J *W7i?D7 l^77>( - (&&&(& ; ?DDtwbi»- y *y 

= 10: 1) KTfHBU gfi^*ftfeT^;l'7 7Xt LT1.53gf#/c 0 

'H-NMR (270MHz, CDC OS: 
8.52 (lH.dd. J=4.6, 1.6Hz) , 7.50 (2H, d. J=8. 8Hz) , 
7.46 (2H. d. J=8. 8Hz) . 7.43 (4H, s) , 7.27 (1H. dd. J=7. 9, 4. 6Hz) , 
7.14 (lH.dd. J=7.9. 1.6Hz) , 5.45 (1H. brt. J=5Hz) , 4.47-4.64 (2H. m) , 
3.95-4.07 (lH.ni) , 3.85-3.95 (lH.m) . 3.73-3.85 (lH.m) , 
3.30-3.45 (3H.m) , 1.32 (9H.s) 

###J7 

2- [4- (4-?nD7i^) -2. 3 - Vit* V - 1 - t'^ => "J J 3 -3 

5 1 
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###J 3 cD£)&^3. 10g(^ &ffcy^U>30mf&jljn;lT&j$U 7k£Jf#T\ 
:t*-*<l >J Kl.eigfectCKh 'Jif;t/7 ^ >3.21g£H#dl[]x.7c^ 

T 1 TOJfftL^o S^i:?aDtW^ (100 ^ ) %m?L, 2®7K^t^ 0 

-;U=10: 1) KTflffiU aM^*fe^ H B H <tLT2.00g#/c o 

'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )£: 
8.55 (lH.dd. J=4.6, 1.6Hz). 8. 23 (1H. dd. J=7. 9, 1.6Hz), 
7. 44 (2H. dm. J=8. 9Hz) , 7. 38 (2H, dm. J=8. 9Hz) , 
7.37 (lH.dd. J-7.9, 4.6Hz) , 4.69 (2H.m) , 4.33 (2H.m) 

###J8 

3 -T $ 7 - 2 - [4 - (4 - ?DD7i-A-) - 2, 3 - i>Or*r*J- 1 - V< 

#%^J7©t^c^2.00g(r > x^y -;t/50^*5d;OV *y -MQme&iMA.XM 
iB$-ti\ 20967jcBtffc'<? 0.50g^JPx., 1 mQE©7K^7yx#H 

^T, M{=T6l^lBIJi^L/co ttfflteSifiU «a^«ES*LT»^>^fc« 

-^ = 10: 1) KTtMBU t lXQ.22mMirZ>tmmiz, g 

■H-NMR(270MHz, CDC£ 3 )S: 
7.98 (lH.dd. J=4.0, 2.0Hz) , 7.42 (2H. dm, J=9Hz) , 
7.37 (2H.dm. J=9Hz) , 7.12-7.20 (2H.m) , 4.33 (2H.m) . 4.15 (2H. m) , 
4. 07 (2H, brs) 

mmm 8 9 
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3- (4-?DD^>-tf>^;l7t-^7;7) -2- [4- (4-?dd7x 
-A) -2, 3 -iJ**'J- 1 - f^iV] f'J^> 



#%#I8 ©trai.05g(C. ?nn^A40^£iHl;iTzgPU Tk&jfftTt: 
'J ^>0.31gfei:CJ i p-^noA:>-tj>x;l/7 t-A-^o 'J K0.84g£IIK&JlD/t/c o 
gSlCT18^^»^> 50°C(CT2B$^JlDfi^U/co S£«C?dd*U 
100 mtf £fin*., 2®7jc^L^ 0 on^AATtttiiL> ?nn*AAl 

($£B$ffi ; ^□□^AA-^^y-A=lO : 1 ) CTflSU ###J 8 

t LTO. 19gHmX-r-S tHW:, i tLTl. 20gf# tz 0 

'H-NMR (270MHz, CDC ^ 3 ) <5 : 
8.37 (lH.dd. J=4. 6. 1.6Hz), 7. 77 (1H. dd, J=8. 6, 1. 6Hz) , 
7.73 (2H.dm. J=8.6Hz) , 7.66 (lH.br) , 7.46 (2H. dm, J=8. 6Hz) , 
7. 42 (2H. dm, J=8. 9Hz) , 7. 33 (2H, dm, J=8. 9Hz) , 
7.32 (lH.dd. J=8.6, 4. 6Hz) , 3.98 (2H,m) , 3.92 (2H.nO 

mmm 9 0 

3- [N- (2 -7'n^x^.A-) -N - (4-?nD<>t'>X^7t-A) ] 
TlJ-2 - [4- (4-?dd7i-A) -2, Z- f J***J- 1 -tW^ 

h >J 7i-J^ tX7^ >289mg. 2 -;H37mg, H&UiSJ 'J"7- 
o t°AT7^^;i/^+i/U- h222mg*Il»^, £JBc:T30&Hfll#Lfco £ 

$&; n-^+-9->-ftlfPif-^=2 : 1) KTt&fiU iM£fefeT^A7 
r X t LT529mg#fc 0 
'H-NMR (270MHz, CDCi s ) 6 : 



5 3 



WO 99/50237 



PCT/JP99/01621 



8.56 (lH.dd. J=4.8, 1.8Hz) , 7.53 (4H,s) . 7.42 (4H. s) , 
7.32 (lH.dd.J=8.0, 4.8Hz) , 7.11 (1H. dd. J=8. 0, 1.8Hz) , 
4.3-4.5 (2H.br) , 3.8-4.2 (2H.br) , 3.5-3.8 (4H.br) 

mmm 9 1 

3- [N - (4 - ? unKy-tfyzfr? t-Jl) -N- ( 2 - t - 7' b A 
#'-;l/7;;xf-;l/) ] riJ-2 - [4- (4-?no7x^;U) -2, 3- 
ittlrV- l - t'Ky =JJ ] t°'J^> 



^WJ8 9©£fi5»22nigC-f by t Ko 7 7 >20^SD^.TS*P U 
h D 7x-^7tX7^ >338mg, N- t - 7* T * J J 

-;b207.7mg > «ktf 77°n hVt/T b- h260. 4mg£JI!I#dJ[JX., 

&9u*?h7?74- (m&mm ; n-^*-tf->-It^xf-;U) dTfitlSU S 

M*ife7^i7 7 Xi LT529mg# fc 0 

'H-NMR(270MHz, CDCi 3 )<5: 
8.52 OH.dd.J=4.6, 1.6Hz) , 7.50 (2H. d. J=8. 8Hz) , 
7.46 (2H.d. J=8.8Hz) , 7.43 (4H, s) , 7.27 (lH, dd. J=7. 9, 4. 6Hz) . 
7.14 (lH.dd, J=7.9, 1.6Hz) , 5.45 (1H. brt, J=5Hz) , 4.47-4.64 (2H. m) , 
3.95-4.07 (lH.m) , 3.85-3.95 (lH.m) . 3.73-3.85 (lH.m) , 
3.30-3.45 (3H.m) , 1.32 (9H, s) 

mmm 9 2 

3- [N- ( 4 - ? nn^>-if>x;l/7 t— A) -N- (2-7;;xf;l) ] 
7$y-2 - [4 - (4 - ?DD7xa) - 2. 3 - *Jir**J- 1 - t°^7 y 

y ] tr >; ^ > 

^WJ9 1 ©M^529mg(cMx^AlO^SDX.T^L. 1ST> 4 
^6^tra^T24BtM^L/-:o h 'J 7 AjKM^Jd^tT;^ 'J 



5 4 



WO 99/50237 



PCT/JP99/01621 



f# btlMi^-> 'J * f 7 ? o v h y 7 7 -f - (&&&$£: ?nn*A 
I*- / 9 J -fr=lQ: 1) KTftfiU IW*lfe7t;b7 7 Xi: LT441mg 

'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )<5: 
8.50 (lH.dd. J=4.6, 1.4Hz) , 7. 46 (4H, s) , 
7.40 (2H. d, J=6. 3Hz, AB-type) , 7.38 (2H. d. J=6. 3Hz, AB-type) , 
7.28 (lH.dd, J=8.0, 4. 6Hz) , 7.19 (1H. dd. J=8. 0. 1. 4Hz) , 
4.45-4.60 (2H,br) , 3.80-4.05 (2H.br) , 3.40-3.60 (lH.br) , 
2.80-3.20 (3H.br) 

liirmmmi 8, i ^ tmrn^m^n^x, mmms sfrbxmmi 2 3©{c 
mmm 9 3 

3- [N- ( 4 - 0 *—Jl) -N- yx 

f-;tO ] 7?;-2 - [2 - (4 - ?dd7x-/1/) t i yxf;i] r * y tf'j 
^> 

'H-NMR (270MHz, CDC0 3 U: 
8.05 (lH.dd, J=4.95, 1.65Hz) , 7.62 (2H, d, J=8. 91Hz) , 
7.45 (2H.d. J=8.91Hz) , 7.09 (2H, d. J=8. 91Hz) , 6.60 (2H. d, J=8. 91Hz) , 
6.55-6.11 (lH.m) , 6.34-6.39 (lH.m) , 4.67-4.88 (lH.br) , 
4.12-4.27 (lH.m) , 3.81-3.96 (lH.m) , 3.16-3.52 (3H.m) , 
2.92-3.05 (lH,m) , 2.39 (1H. ddd. J=12. 87, 10.56, 4. 62Hz) , 
2.21 (6H. s) , 2.06-2.22 (lH.ra) 

£MM 9 4 

3 - [N- [2 - (2-7;yx^-» x^/t/] -N- (4-^oD^>f> 
XA-7 Jl) ] 7;;-2 - [2 - (4-?oa7 i-i) T $ y X^U] T 
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'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )£: 
8.07 (lH.dd. J=4. 95, 1.65Hz) , 7.64 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
7.47 (2H. d, J=8. 58Hz) , 7.09 (2H. d, J=8. 90Hz) , 6.57 (2H, d. J=8. 91Hz) , 
6.50-6.65 (lH.m) , 6.37-6.42 (lH.m) , 6.05 (1H, t, J=6. 11Hz) , 
4.08-4.19 (lH.m) , 3.69-3.89 (lH.m) , 3.22-3.75 (7H,m) , 
3.13-3.21 (lH.m) , 2.65-2.87 (2H.m) 

mmm 9 5 

3- [N- (f-^DD^>t'>x;^t-;i) -N- [2- ( 2 - h 0/ < >J 

^Jl-] ] TlJ-2 - [2 - (4 - Jdd7i-A) T ~ yxfA-] 7 ; 7 h' 
»J >>> 

'H-NMR (270MHz. CDCf 3 )<5: 
8.07 (lH.dd. J=4. 93, 1.65Hz) , 7.61 (2H, d. J=8. 58Hz) , 
7.47 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.10 (2H, d, J=8. 91Hz) , 6.59 (2H, d, J=8. 91Hz) , 
6.48-6.52 (lH.m) , 6.36-6.42 (lH.m) , 5.84 (1H, t, J=6. 27Hz) , 
4.33-4.87 (lH.br) , 3.74-4.06 (2H. in) , 3.50-3.69 (lH.m) . 
3.25-3.48 (2H,m) , 3.05-3.17 (lH.m) , 2.90-3.04 (lH.m) , 
2.43-2.62 (2H,m) , 1.18-1.90 (8H,m) , 0.94-1.09 (lH,m) 

nmm 9 6 

3- [N- ( 4 - ? anKy-gyzJl? *-)l>) -N- [2- C3-— l-n-2 
-fU^;l/) 7;yif;H ] 7;y-2 - [2- (4-jDD7i^) T$ 

'H-NMR (270MHz. CK£ 3 )6: 
8.37 (lH.dd, J=8.25, 1.65Hz) , 8.25-8.33 (2H.m) . 
8.09 ClH.dd. J=4. 95, 1.65Hz) , 7.60 (2H. d, J=8. 58Hz) , 
7.42 (2H,d,J=8.58Hz) , 7.07 (2H, d. J=8. 90Hz) , 6.55 (2H. d. J=8. 91Hz) . 
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6.54-6.68 (2H.in) , 6.41-6.46 (lH.m) , 5.71 (1H. t. J=6. 10Hz) , 
4.43-4.54 (lH.br) , 4.16-4.25 (lH.m) , 3.73-3.91 (2H.m) , 
3.52-3.67 (lH.m) , 3.25-3.50 (4H.m) 

mmm 9 1 

3- [N- (4-?on^>t">x;l.7t-^) -N- [2- ( 1 - h*^7 >J- 
Jl) xf A] ] T i J -2 - [2 - (4 - ?DD7ia) T I y xf;l] 7 i 

'H-NMR(270MHz, CDCi 3 )(5 : 
8.04-8.07 (lH.m) , 7.62 (2H, d. J=8. 58Hz) , 7.47 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
7.10 (2H.d. J=8.58Hz) , 6.78 (2H. d, J=8. 90Hz) , 6.51-6.55 (lH.m) , 
6.34-6.39 (lH.m) , 4.70-5.00 (lH.br) , 4.13-4.32 (lH.ni) , 
3.84-4.02 (lH.m) , 3.19-3.50 (3H.m) , 2.86-3.04 (lH.m) , 

2.38- 2.88 (4H.br) , 2.33-2.49 (lH.m) , 2.01-2.32 (3H.m) , 

1.39- 1.81 (lH.br) 

mmm 9 8 

3 - [N- [2 - (3-T$y-2-t*iJ ; J)l) T $ ;xf;b] -N- ( 4 - 0 
□ □ / Ot'>X;l/7t-W 3 TiJ-2- [2- (4-?od7i-W 7 ^ 
;xfA] T i J t°*)y>y 
'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )5 : 

8.05 (lH.dd, J=4. 95, 1. 65Hz) . 7.61 (3H.m) . 7.43 (2H. d. J=8. 58Hz) , 

7.07 (2H. d. J=8. 57Hz) . 6.60 (1H. d. J=l. 65Hz) . 6.58 (1H. d. J=l. 65Hz) . 

6.50 (3H.ni) . 6.38-6.48 (lH.m) . 5.88 (1H. t. J=5. 94Hz) . 

4.30-5.00 (2H.br) , 4.19-4.22 (lH.m) . 2.70-3.79 (lOH.m) 

mmm 9 9 

3- [N- (2-7;;7i-W /^Jl-N- ( 4 - 9 a aty-tf y XJl? t 
-A) ] Ti J -2 - [2 - (4 - ?DD7x-^) T * yxfA] T i S t° >) 
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'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )<5: 
7.94 (1H. dd, J=4.95, 1.65Hz) , 7.71 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
7.52 (2H, d. J=8. 57Hz) , 7.10 (2H. d, J=8. 91Hz) , 6.97-7.07 (lH.m) , 
6.58-6.67 (2H.m) , 6.50 (2H, d. J=8. 91Hz) , 6.42-6.52 (m. 2H) , 
6.33-6.38 (lH.m) , 5.93 (1H, t. J=5. 94Hz) , 5.24 (1H. d, J=13. 53Hz) , 
4.10-4.51 (3H.br) . 3.83 (lH.d. J=13.53Hz) , 3.26-3.45 (2H.m) , 
2.97-3. 16 (2H.m) 

mmrn 1 o o 

3 - [N - [2 - (4 - T i J 7x— ;u) xf;t/] -N- ( 4 - *? oo'O-t? > 
X;U7 t-Jl) ] 7 1J -2 - [2 - (4 - ?QD7i^) T $ yxfA] T 

'H-NMR(270MHz. CDCi 3 )5: 
8.06-8.09 (lH,m) , 7.57 (2H. d. J=8. 58Hz) . 7.45 (2H, d, J=8. 58Hz) , 
7.10 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.87 (2H. d. J=8. 25Hz) , 6.50-6.58 (5H.m) , 
6.39-6.44 (m.lH) , 5.33 (1H. t. J=5. 94Hz) , 4.40-4.65 (lH.br) , 
4.00-4.13 (lH.m) , 3.72-3.84 (lH.m) . 3.50-3.70 (lH.br) , 
3.14-3.49 (4H,m) . 2.53-2.72 (2H.m) 

mmm 1 o 1 

2 - [2 - (4 - ?dd7i^) 7 i J xf ;b] 7 ; y _ 3 _ [n_ [ 2 - 
(4-^7t'J;) if^] -N- (4 - ? aaKy-tfyxJl,7 ] 7 

'H-NMR (270MHz. CDCf 3 )<5: 
8.06 (lH.dd. J=4.62, 1.65Hz) . 7.62 (2H, d. J=8. 58Hz) , 
7.48 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7.11 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.64-6.75 (lH.m) , 
6.63 (2H. d. J=8. 90Hz) , 6.52 (1H. dd, J=7. 59, 1.98Hz) , 
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6.37 (lH.dd. J=7.59, 4.95Hz) , 4.62-5.11 (lH.br) , 

4.17-4.30 (lH.m) , 3.89-4.03 (lH.m) , 3.56-3.59 (4H, m) , 

3.22-3.55 (3H.m) , 2.92-3.04 (lH.m) , 2.50-2.77 (2H.m) , 

2.37-2.50 (lH.m) , 2.10-2.36 (3H,m) 

mmm 1 o 2 

3- [N- ( 3 -7*a^7'D hVb) -N- ( 4 - 9 a a K >-tr >ZJl y * -A) ] 
TiJ -2 - [2 - (4-?OD7x-il/) 7; ;ifA] 7;;h*'J^> 
*H-NMR(270MHz. CDC ^ 3 ) <5 : 
8.09 (lH.dd, J=4. 62, 1.65Hz), 7. 62 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
7.50 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.10 (2H, d. J=8. 91Hz) , 6.58 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
6.49-6.59 (lH.m) , 6.38-6.52 (lH.m) , 5.60 (1H. t. J=5. 78Hz) , 
3.92-4.08 (1H.B) , 3.74-3.91 (lH.m) , 3.25-3.72 (5H.m) , 
3.10-3.24 (lH.m) , 1.74-2.20 (lH.m) 

mm 1 0 3 

3- [N- (4-?oD<>t'>x;b7t^) -N- [2- (Jiy*f-Jl- 
1 -4)1) ifA] ] TiJ-2 - [2 - (4 - ?dd7i^) T ^ yifA] 

r * j tr >J 'J y 

'H-NMR (270MHz. CDC ^ 3 ) 5 : 
8.06-8.15 (lH.m) , 7.54 (2H. d, J=8. 90Hz) , 7.46 (2H, d. J=8. 58Hz) , 
7.42 (lH.brs) , 7.11 (2H, d. J=8. 91Hz) , 7.05 (lH.brs) , 
6.90 (lH.brs) , 6.59 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.48-6.52 (lH.m) , 
6.40-6.47 (lH.m) . 5.12 (1H. t. J=5. 94Hz) . 3.98-4.27 (3H,m) , 
3.62-3.81 (lH.m) , 3.23-3.54 (4H.ra) 

$5104 10 4 

3- [N- (4 -?DD<>t">XA'7t-A') -N- (3-N-yf^7;; 
^nt'il) ] Ti J -2 - [2 - (4 - ? any ±-Jl) Ti yxf;b] 7;7 
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t° <) *j y 

'H-NMR(270MHz, CDC is) 5: 
8.07 (lH.m) , 7.62 (2H. d. J=8. 58Hz) . 7.48 (2H. d. J=8. 58Hz) , 
7.10 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.59 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.45-6.53 (lH.m) , 
6.37-6.42 (lH.m) , 6.09 (1H, t. J=5. 94Hz) , 4.52-4.75 (lH.br) , 
3.78-3.99 (2H.m) , 3.50-3.69 (lH.m) . 3.25-3.44 (2H, m) , 
3. 10 (lH.dq,J=7. 58, 5.28Hz) , 2. 59 (2H, ddd, J=25. 73, 12.20, 6.60Hz), 
2.32 (3H.s) , 1.37-1.72 (2H,m) 

mmm 1 o 5 

3- [N- (4-^nn^y-tf'>x;l-7t-A) -N- [2- (>f ^V'-A- 
ftxf;!/] ] TiJ-2~ [2- (4-?an7x-A-) T;7x 

1 H-NMR(270MHz, CDC£ 3 )<5: 
8.07 (lH.dd, J=4. 95, 1.65Hz) , 7.57 (2H, d, J=8. 91Hz) , 
7.45 (2H,d. J-8.58Hz) , 7.08 (2H. d. J=8. 90Hz) , 6.90-7.21 (2H,m) , 
6.57 (2H.d, J=8.91Hz) , 6.42-6.51 (lH.m) , 6.34-6.42 (lH.m) , 
5.94 (1H. t, J=5.94Hz) , 4.30-5.10 (lH.br) , 3.92-4.06 (lH.m) , 
3.59-3.84 (2H.m) , 3.28-3.40 (3H,m) , 
3.26 (lH.dt. J=13. 52, 4. 62Hz) , 2.97-3.18 (lH.m) , 
2.69-2.86 (lH.m) 

mmm 1 o 6 

2 - [2 - (4-)DD7xyti/) xf^] 7;7-3 - [N- (2-T i J 
if A) -N- ( 4 - ? aaKy-tfyXJly ] 7; 7 f'J y> 

'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )5: 

8.07 (lH.dd. J=4.95, 1.65Hz) , 7.65 (2H. d. J=8. 91Hz) , 

7.44 (2H,d, J=8.91Hz) , 7.23 (2H, d. J=8. 90Hz) , 
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6.85 (2H, d. J=8. 91Hz) , 6.69 (1H. dd. J=7. 59, 1.65Hz) , 

6.59 (lH.brt. J=5.78Hz) , 6.43 (1H. dd. J=7. 59, 4.95Hz) , 

3.85-4.18 (4H,m) , 3.66-3.77 (lH.m) , 3.10 (1H. dt. J=13. 5, 4.45Hz) , 

2.77-2.86 (lH,m) , 2.59-2.69 (lH.ra) 

mm 1 0 7 

2 - [2 - (4 -?DD7i;f» x^;U] 7 ; 7 - 3 - [N- [2 - ( 2 - 
y^yxh + i/) xf-;u] -N- (4-?DD^>-t?'>^^7t^^) ] TU 
f 'J > 

'H-NMR(270MHz. CDCi 3 )<5: 
8.08 (lH.dd. J=4.95, 1.65Hz) , 7.65 (2H. d. J=8. 58Hz) , 
7.43 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.23 (2H. d, J=8. 90Hz) , 6.87 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
6.75 (lH.dd, J=7.59, 1.65Hz), 6. 45 (1H, dd, J=7. 59, 4. 95Hz) , 
5.89 (lH.brt. J=5.78Hz) , 4. 00-4.16 (3H,m) , 3.83 (2H. q, J=5. 61Hz) , 
3.45 (2H. t. J=5.45Hz) , 3.25-3.39 (3H,m) , 2.75 (2H. t. J=5. 12Hz) 

mmm 1 o 8 

2 - [2 - (4-?DD7i7 + ^) xf;l/] TlJ-3 - [N- ( 2 - >>y f- 

A-y i -N- (4 - ? vuKyifyxji y ] r ^ J if 'J : Jy 

•H-NMR (270MHz, CDCf 3 )<5: 
8.06 (lH.dd, J=4.95, 1.65Hz) , 7.63 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
7.37 (2H. d, J=8. 57Hz) , 7.25 (2H, d, J=8. 91Hz) , 6.88 (2H. d. J=9. 24Hz) , 
6.83-6.91 (2H,m) , 6.44 (1H. dd. J=7. 59, 4.95Hz) , 4.05-4.22 (2H. m) , 
3.82-3.99 (2H.m) , 3.58-3.71 (lH.m) , 3.00-3.08 (lH.m) , 
2.35-2.45 (lH.ra) , 2.14-2.29 (lH.m) , 2.20 (6H.s) 

IM 1 0 9 

2- [2- (4-;dd7x-W) TlJ-%- [N- (2-T* 

7xf^) -N- ( 4 - ? o □ 'O-tr >*;U7 * -A) ] 7 ; / h' 1 ) > ! > 
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1 H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5: 
8.07 (lH.dd. J=4.95. 1.65Hz) , 7.65 (2H, d, J=8. 58Hz) , 
7.47 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.36 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.26 (2H. d. J=8. 58Hz) . 
6.65 (lH.dd. J=7. 59, 1.65Hz) , 6.46 (lH.br) , 

6.43 (lH.dd. J=7.59, 4.95Hz) , 3.91-4.02 (lH.m) , 3.47-3.76 (2H,m) , 
3.03-3.26 (3H,m) , 2.60-2.89 (2H.m) 

mmm i 1 o 

2- [2- (4-?DD7x-m) xf;l] T^y-3 - [N- ( 2 - S> y 
=f-)lT i yif;i/) -N- (4 - 9 oaKy-^y^Jiy t~->D 3 T ; J b°'J V 
> 

'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5: 
8.06 (lH.dd, J=4. 95, 1.65Hz) , 7.65 (2H, d. J=8. 58Hz) , 
7.45 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.40 (2H. d. J=8. 58Hz) . 7.27 (2H, d. J=8. 58Hz) , 
6.75 (lH.dd. J=7.59. 1.65Hz) , 6.75 (lH.br) , 

6.42 (lH.dd. J=7. 59. 4. 95Hz) , 4.10-4.21 (lH.m) , 3.65-3.78 (lH.m) . 
3.37-3.50 (lH.m) , 3.12-3.22 (lH.m) , 2.95-3.07 (2H.m) , 
2.34-2.45 (lH.m) , 2.14-2.27 (lH.m) , 2.22 (6H.s) 

mmmi 1 1 

2- [2- [N- (4-Jdd7x^I) -N- (4-?nD<>ir'>X)l7t 

-)V) 3 TiJ^i-Jll TiJ-3- [N- (2-7;;xfA) -N- (4- 

? oa^>Hf >X;U7 *— ;10 3 7;;t*'J^> 

'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5: 
8.00 (lH.in) , 7.64 (2H, d. J=8. 91Hz) , 7.60-7.37 (6H,m) , 
7.34 (2H.m) . 7.06 (2H.m) . 6.72-6.37 (3H.m) . 4.08-3.72 (2H.m) . 
3.63 (2H.m) , 3.38-3.06 (2H,ni) . 3.00-2.60 (2H.m) 

H«J 1 1 2 
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3 - [N- C2-TI ;xfi) -N- (4 - J h* 7 t-A) ] 
- [2 - (4 - * h + i/7x-;l/) T ^ yxf;l] 7;7fiJ^> 

'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5 : 
7.95 UH.dd, J-4.95, 1.32Hz) , 7.52 (2H, d, J=8. 57Hz) , 
6.83 (2H.d. J=8.58Hz) , 6.67 (2H. d. J=8. 58Hz) , 6.54 (2H. d, J=8. 91Hz) , 
6.46-6.47 (lH.br) , 6.26-6.34 (lH.m) . 3.78-3.88 (lH.m) , 
3.73 (3H.s) , 3.62 (3H, s) , 3.44-3.56 (lH.m) , 3.15-3.36 (2H.m) , 
2.91-2.99 (lH.m) . 2.63-2.71 (lH.ra) , 2.46-2.56 (lH.m) 

mm i 1 3 

2 - [2 - (4 - ?od7 x-;U) T^yxh + '>] - 3- [N- (2-Ti J 

if;i/) -N- (4 -?DD<>t">x;i/7t-^) ] 7 ; y t' 0 i?> 
'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )<5: 

8.13 (lH.dd, J=4.95, 1. 65Hz) , 7.62 (2H, d. J=8. 42Hz) , 

7.42 (2H, d. J=8. 42Hz) , 7.32 (1H. dd. J=7. 71, 1.77Hz) , 

7.10 (2H.d. J=8. 90Hz) , 6.90 (1H, dd. J=7. 71, 4. 62Hz) , 

6.55 (2H. d. J=8. 90Hz) , 4.41 (2H. t) , 3.55 (2H. t) , 3.30 (2H. t) , 

2.68 (2H.m) 

nmm 1 1 4 

3- [N- (2-7i;ifA) -N- (p - hAx>XA7 t-A) ] TiJ 

-2- [ 2 - (p-h'J;b) 7;yxf;i,] YiJVOity 

'H-NMR (270MHz. CDC0 3 )5: 
7.95-7.97 (lH.ra) , 7.48 (2H. d. J=7. 92Hz) , 7.18 (2H. d. J=8. 25Hz) . 
6.88 (2H. d, J=8. 25Hz) , 6.50 (2H. d. J=8. 25Hz) , 6.45-6.48 (lH.ra) , 
6.26-6.30 (lH.m) , 3.80-3.90 (lH.m) , 3.49-3.69 (2H, m) , 
3.23-3.27 (2H.m) , 2.92-3.00 (lH.m) , 2.64-2.75 (lH.m) , 
2.48-2.62 (lH.m) , 2.33 (3H.s) , 2.14 (3H. s) 

6 3 
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mmm 1 1 5 

2- [2- [N-T-fef-;l/-N- (4-?dd7j^) ] 7;7xf;b] 7; 

7-3- [N- (2-7;;xfA) -N- ( 4 - 0 a a O -t? > ^ A 7 * - 

;(/) ] T ^ J t°'J ^> 

'H-NMR (270MHz, CDCi 3 )<5 : 
8.03 (lH.dd. J=4. 95, 1. 65Hz) , 7. 65 (2H. d, J=8. 58Hz) , 
7. 48 (2H, d. J=8. 58Hz) , 7. 39 (2H. d. J=8. 57Hz) , 7. 24 (2H, d, J=8. 57Hz) , 
6.56 (lH.dd, J=7. 59, 1.65Hz) , 6.41 (lH.m) , 
6.38 (lH.dd, J=7.59, 4. 95Hz) , 4.35 (lH.m) , 3.93 (lH.m) , 
3.68 (lH.m) , 3.45 (2H.m) , 3.13 (lH.m) , 2.80 (2H.ra) , 1.91 (3H. s) 

mmm 1 1 6 

2- [2- [N- (4-^no7x^) -N-xf-;b] 7;7xf;H TiJ 

-3- [N- (2-7;7xf;b) -N- ( 4 - ? a nKy-tf >x;U7 ] 

7;; t°'J^> 

'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )S : 
8.11 (lH.dd, J=4.62, 1. 65Hz) , 7.65 (2H, d, J=8. 74Hz) , 
7.46 (2H.d. J=8.74Hz) , 7.13 (2H, d. J=8. 91Hz) , 6.74 (2H, d. J=8. 91Hz) , 
6.62 (lH.dd. J=7. 58, 1. 65Hz) , 6.42 (1H, dd. J=7. 58, 4. 62Hz) , 
6.25 (lH.m) , 3.89 (lH.m) . 3.58 (2H.m) , 3.41 (2H. q) , 3.08 UH.m) , 
2.77 (lH.m) , 2.59 (lH.m) , 1.14 (3H, t) 

mmm 1 1 i 

3 - [N- (2 — T I J xf ;|/) -N- (4-7 b*y"<>-e>'Zfl7 ] 
TIJ -2 - [2 - (4-?DD7i -Jl) 7;;xf;l/] T ^ J k° <J -J > 
'H-NMR (270MHz. CDC4s)<5:" 
8.03-8.05 (lH.m) , 7.62 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7.06 (2H. d. J=8. 57Hz) , 
6.93 (2H.d. J=8.90Hz) , 6.56 (2H. d. J=8. 58Hz) , 6.42-6.53 (lH.br) , 
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6.36-6.41 (lH.m) , 3.88-3.99 (lH.m) , 3.83 (3H. s) , 
3.57-3.76 (lH.m) , 3.25-3.38 (2H.m) , 2.99-3.07 (lH.m) , 

2.74- 2.79 (lH.m) , 2.55-2.65 (lH.m) 

nmm 1 1 8 

3 - [N- (2 - T = ;xf;i) -N- (p- h ;l/X >X7l/7 ] T i J 
- 2 - [2 - (4 - ?-dd7 x-;u) r $ ;xf;H t ^ y b°'j : Jy 
'H-NMR (270MHz, CDC£ 3 )<5: 
8.03-8.06 UH,m) , 7.56 (2H, d, J=8. 25Hz) , 7.28 (2H. d, J=6. 6Hz) , 
7.07 (2H.d. J=6. 6Hz) , 6.57 (2H, d. J=8. 91Hz) , 6.41-6.50 (lH.br) , 
6.35—6.40 (lH,m) , 3.92-4.08 (lH.m) , 3.70-3.88 (lH.m) , 
3.45-3.67 OH,m) , 3.26-3.41 (2H.m) , 3.01-3.09 (lH.m) , 
2.76-2.82 (lH.m) , 2.63-2.68 (lH.m) , 2.43 (3H. s) 

mmm 1 1 9 

3- [N- (4 -T-fef-;i>T ^ J Ky^y^h? -N- (2-7;7x 

?Jl) ] 7;;-2 - [2 - (4 - ?DD7i-A) T * yxfA] 7;7 f'J 

'H-NMR (270MHz, CDCi s )<5: 
8.04 (2H.dd. J=4.95, 1.65Hz) , 7.63 (2H.d. J=8. 91Hz) , 
7. 58 (2H. d. J=8. 91Hz) , 7. 06 (2H. d. J=8. 90Hz) , 
6.60 (lH.dd, J=7.59, 1.65Hz) , 6.54 (2H. d. J=8. 58Hz) , 
6.38 UH.dd, J=7. 59, 4.95Hz) , 3.88-4.03 (lH.ra) , 3.70-3.85 (lH.m) , 
3.44-3.62 (lH.m) , 3.16-3.38 (2H,m) , 3.00-3.12 (lH.ra) , 

2.75- 2.89 (lH.m) , 2.56-2.68 (lH.m) , 2.18 (3H. s) 

mm 1 2 0 

3- [N - (2-7;yxfA) -N- (4--hD^>f>x;i/7*-A) ] 
7 1J-2 - [2 - (4 - ? aay 7;7xf;l] 7~ 7 t°'J^> 
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1 H-NMR(270MHz. CDCj0s)<5: 
8.24 (2H. d, J=8. 58Hz) , 8.01 C1H. dd. J=4. 62, 1.65Hz) , 
7.80 (2H.d,J=8.91Hz) . 7.00 (2H. d, J=8. 58Hz) , 6.71-6.82 (lH.ra) , 
6.48 (2H.d, J=8.90Hz) , 6.46-6.52 (lH.m) , 6.29-6.37 (lH.m) , 
3.90-4.04 (lH.m) , 3.64-3.79 (lH.m) , 3.45-3.59 (lH.m) , 
3.16-3.38 (2H.m) , 3.01-3.14 (lH.m) , 2.76-2.85 (lH.m) , 
2.52-2.66 (lH.m) 

mmm 1 2 1 

2- [2- [N- (4-?DD7i-A-) -N- t Ko + S/sf + U* 'J A] TiS 
x^A] 7 ~ J - 3 - ( 4 - ^DD^>t'>x;l/7*^) T = J h°'J ^ > 
1 H-NMR(270MHz. DMS0-d 6 )<5: 
7.80 (lH.dd. J=4.9, 1.6Hz) , 7.71 (2H, dm, J=8. 6Hz) , 
7. 64 (2H. dm, J=8. 6Hz) , 7. 39 (2H. dm. J=8. 6Hz) , 7. 39 (2H. dm, J=8. 6Hz) , 
6.97 (lH.dd.J=7.5. 1.6Hz) , 6.47 (1H, dd, J=7. 5, 4. 9Hz) , 
6.41 (lH.br) , 3.78 (2H. brt. J=6. 5Hz) . 3.38 (2H, brdt, J=6. 5, 5Hz) 

mmm 1 2 2 

1 - [2 - ( 4 - ?DD7x-W T S yx h*i/] - 2- [N- ( 2 - T W 

x^;b) -N- ( 4 - 0 □ nA:>-t7->x;i/7 * — ;u) ] Ti/^O-t'V 

"H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )(5: 
7.66 (2H.d, J=8.58Hz) , 7.45 (2H, d. J=8. 58Hz) , 7.31 (lH.m) , 
7.12 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.95 (lH.m) , 6.89 (lH.m) , 6.76 (lH.m) . 
6.62 (2H,d. J=8.91Hz) , 4.19 (2H.m) , 3.42 (4H.m) , 2.64 (2H.m) 

%W\ 12 3 

1 - [2- (4-7DD7i-^) TUih + i/] - 2- [N- [2- (2- 
T ~ J x h + ->) xf-A] -N- ( 4 - 7 d D^r/Hf >x;i/7 t-il/) 1 ~7 \ J 

6 6 
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■H-NMR(270MHz. CDC ^ : 
7.70 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.42 (2H. d, J=8. 58Hz) . 7.34-7.28 (lH.m) . 

7.12 (2H,d. J=8.91Hz) , 7.00-6.88 (2H.m) , 6.58 (2H, d, J=8. 91Hz) , 

4.13 (2H,m) , 3.73 (2H. o) . 3.47 (2H.m) , 3.34 (4H.m) , 2.71 (2H.nO 

3-— ho-4 - (4 -^Jiy t »J J) - 1 - (4 -=E)iz> t U J *;usK— ;u) 
KyMy 

4 - 7;I/^-d - 3 h n£&#K2. 14g©f" h7tFn77 >§ffi(l*;l/sj-* 

-;i/-;?-r i y*/-;u2:o6g£ta*MT«#Lfco HftSlciWfc^o 
>2.22g£flnx.H#Lfcc gj&T-2i$ra£#Lfc&Ei£ffi£BlFg?x 

^*7A?D7h?'77^ - ; ^+t>-ftj|if^= 1 : 1 ) T» 

8U itt«&2.66g£«ftl&PBfc ITHfc, 

'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )5 : 
7.89 (lH.d. J=1.98Hz) , 7. 58 (1H. dd. J=8. 58, 1.98Hz), 
7.13 UH.d, J=8.58Hz) , 3.85 (4H, t, J=4. 70Hz) , 3.70 (4H. brs) , 
3.65 (4H.brs) ,3.11 (4H. t. J=4.70Hz) 

mmm 1 2 4 

3 - [N- (4-i7na / <>-t?'>X;l/7 t— ;U) ] T $ y - 4 - (4-t^7t 
•J7) - 1 - (4- : t^7t 'J 7 ft;!/*'-^) "O-tfy 

###J 9 ©£j£t)l . 0g© x 9 J - h - ft»xf ;l/^^30^(l 5«^7iJ^A- 
#-*">0.2g£l)0;Ls zK3fc£fflfcT\ Hf4^*-r**rMT8I^U/co tt» 

6 7 
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A= l : 1) -CfcfiU afttt£6fel£iF H fcLT1.44g#fco 
1 H-NMR (270MHz, CDC£ 3 )$: 
7.95 (lH.brs) , 7.77 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.56 (lH.s) , 

7.43 (2H, d. J=8. 58Hz) , 7.17 (2H,m) , 3.95-3.30 (12H.m) , 
2.63 (4H.m) 

mmm 1 2 5 

3 - [N- [2 - (2- t -7'^i/*iH-^7;;ih + i/) xf^] - N 

- ( 4 - ^DD/<>if>x;i7t-;i) ] r$y-4 - (4 -^7 * u y ) - 

2 4 0£j5£&8OOmg, N-t-^h + i/^^'-AT-yxh + ^x 
^7 -;U423mg, h 'J 7i-;l*X7^ >540rag^-r h7 h Fd 7 5 > 15^(C^gf 
U 7K^T^L^^b^-r 7 7° a tT;UT7**;U^*i/U- h417mg£$TLrc 0 

- (SaSJ8& : >-KBex^;l/= 1 : l) T*faSLBA9!Bj£$ISfefatt%i 
t LT1. 16gf#/c 0 

'H-NMR (270MHz, CDC 2 3)0: 
7. 83 (2H. d, J=8. 90Hz) , 7. 52 (2H. d. J=8. 90Hz) , 
7.37 (lH.dd, J=8. 24, 1.98Hz) , 7.14 (1H, d, J=l. 98Hz) , 
7.12 (lH.d. J=8.24Hz) , 4.81 (lH.brs) , 4.06-2.80 (24H.m) , 

1.44 (9H,s) 

mmm 1 2 6 

3- [N- [2- (2-7;;x^-» x?-;U] -N- (4 -?o 

6 8 



WO 99/50237 



PCT/JP99/01621 



] t ; y - 4 - (4 - *;U7 * 'J y ) - l - (4-t;t7t l J; 
L 4" y> 4 - ft»xf;Hgfl[ 2 »4 £fin*. /c&lfiT— Bfcifft L fc 0 E£ 

'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )<5: 

7.84 (2H. d. J=8. 57Hz) , 7.52 (2H. d, J=8. 57Hz) , 

7.38 OH.dd. J=8.24, 1.98Hz) , 7.14 (lH.d. J=1.98Hz) , 
7.12 (lH.d. J=8.24Hz) , 4.06-2.40 (26H.ni) 

MTmm\ i24~i26 tmmtmm^jz vnmm 127-139 <D<t&mz 
mmm 1 2 7 

2 - (4 t 'J J) - 1 - CN- [2 - (2-7;;xh + -» xfA] 

-N- (4-?DDWif>7A7tx;b) ] 7;M>if> 
'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 )5: 

7.85 (2H.d. J=8.57Hz) . 7.49 (2H. d. J=8. 57Hz) , 7.31 (lH.m) , 
7.15 (lH.d. J=7.25Hz) , 6.98 (2H.m) , 4.01 (2H.m) , 3.81 (4H.m) , 
3.55-2.35 (12H.m) 

nmm 1 2 8 

2- (4 - 'J J) - 1 - [N- [2- (V/i-JlT i J) xfn/] - N 

- (4 -^uaKy^y^jvy ] 7 = y OHf 

'H-NMR (270MHz, DMS0-d 6 )<5: 
10.26 (lH.brs) . 7.32 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.28-7.32 (lH.m) , 
7.22 (1H. t. J=8.25Hz) , 6. 94 (2H. d, J=8. 58Hz) . 6.82 (lH.d. J=8.56Hz) , 

6 9 
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6.67 (1H. t. J=7.58Hz) , 4: 16-4.22 (lH.m) , 4.02-4.24 (8H.br) , 
2.86-2.91 (2H,m) , 2.82 (6H. d. J=3. 84Hz) 

mmm 1 2 9 

2 - ( 1 - - 1 - [N- [2 - (i^/f-Ar i 7) -N- 

( 4 - ? aaKy-tf >X^-7 * — ;lO 3 T $ y ^>-b*>£|fcJg 
l H-NMR (270MHz. DMS0-d 6 )6 : 
10.26 (lH.brs) , 7.31 (2H. d. J=8. .58Hz) , 7.28-7.32 (lH.m) , 
7.22 (lH.t, J=8.24Hz) , 6.94 (2H, d, J=8. 58Hz) , 6.84 (1H, d. J=8. 54Hz) , 
6.67 (1H. t. J=7.58Hz) , 4.16-4.22 (lH.m) , 3.04-3.22 (8H.m) , 
2.88-2.93 (2H,m) . 2.76 (6H, d, J=3. 96Hz) 

mmm 1 3 0 

2- [4- (4-^an7x-;U) - 1 -t'^yiJJ] - 1 - [N- (2-Ti 
yifil) -N- (4-?no^>-tr'>Xil7t-^) ] T~ yO-tf> 
•H-NMR (270MHz. CDCi 3 )<5: 

7.79 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.51 (2H. d, J=8. 58Hz) . 7.40-7.15 (4H.ra) , 

7.06 (lH.m) , 6.91-6.82 (3H.m) , 3.96-2.44 (12H,m) 

mmm 1 3 1 

2- [4 - (4 - ?dd7x^) - 1 - b°^^y] - 1 - [N- [2- (2 
-7;;ih + '» ifi] -N- (4-^aa/<>-tf>^;^*-;l) ] T ^ 

'H-NMR (270MHz. CK£ 3 )6: 
7.87 (2H. d, J=8. 58Hz) , 7.50 (2H. d, J=8. 58Hz) , 7.36-7.18 (4H.m) , 
7.06-6.95 (2H.m) , 6.88 (2H, d, J=8. 91Hz) , 4.01 (2H.m) , 
3.55-2.46 (14H,m) 

mmm 1 3 2 

2- [4- (4 -?dd7i^) -l-h°^7^7] -1- [N - [2- (it 

7 0 
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yf;l7;7) xf/b] - N - (4-?aD<>-tr>^;L7t-^) ] 7 ; 7 ^ 

'H-NMRC 270MHz. CDCi 3 )(5: 
7.85 (2H,d.J=8.58Hz) , 7.49 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.33-7.18 (2H.m) . 
7.23 (2H.d. J=8.91Hz) , 7.03-6.94 (2H.nO , 6.88 (2H. d. J=8. 91Hz) , 
3.86-3.64 (2H.ni) , 3.86-3.64 (6H.m) , 2.98 (2H.m) , 2.22 (2H. t) , 
2.08 (6H.s) 

mmm 1 3 3 

2- [4- (4-?dd7i-A) -1 - -1- [N- (4- 

'H-NMR(270MHz. CDCi 3 )<5: 
7.93 (lH.brs) , 7.69 (2H, d, J=8. 57Hz) , 7.53 (lH.d. J=7. 92Hz) , 
7.42 (2H. d. J=8. 57Hz) , 7.19 (2H, d, J=9. 24Hz) , 7.17-6.96 (3H.m) , 
6.63 (2H.d. J=9.24Hz) , 3.59 (4H,m) , 2.88 (2H. m) . 2.74 (2H.m) . 
1.98 (2H.m) 

mmm 1 3 4 

2- [4 - (4 -?DD7xa) - 1 -^^7i?;] - 1 - [N- [2 - 
(2-7;7iF^'» ifA] -N- (4-?no^>-t'>^;l7t-^) ] 

r i j s<y -tf > 

'H-NMR(270MHz. CDCi 3 )<5: 
7.81 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.46 (2H, d, J=8. 58Hz) , 7.27-7.07 (4H.m) , 
6.93-6.82 (2H.m) , 6.63 (2H, d. J=9. 23Hz) , 3.96-2.45 (18H,m) , 
2.20-1.80 (2H.ni)' 

MMM 1 3 5 

2- [4 - (4 - ?oD7xa) - 1 -*te^7i?;] - 1 - [N- [2 - 
(■^y^^y $ y) x*-;u] -N- (4-?oD^>t'>xA-7 *— ;u) ] 7 i 

7 1 
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y <>-if> • HC 1 

'H-NMR(270MHz, DMS0-d 6 )<5: 
7.91 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.75 (2H, d, J=8. 58Hz) , 7.20-7.26 (lH.m) , 
7.18 (2H.d. J=9.24Hz) , 7.00 (1H. t, J=7. 26Hz) . 6.74-6.83 (4H,m) , 
4.04-4.10 (lH.m) , 3.62-3.68 (2H.m) , 3.06-3.60 (10H,m) 

mmm 1 3 6 

2- [4- (4 - 0 oo7x — ;U) -l-h°^<7^y] -3- [N- (2-7; 
yx^;t/) -N- (4-?no^>ir'>x;i/7 t— AO ] 7 ; y t" 'J y > 
'H-NMR (270MHz, CDC£ 3 )S: 

8.25 (lH..dd. J=4.62, 1.82Hz) , 7.76 (2H. d. J=8. 41Hz) , 

7.53 (2H.d. J=8.41Hz) , 7.22 (2H. d, J=8. 91Hz) , 

7.12 (lH.dd, J=7.92, 1.82Hz) . 6.87 (2H, d, J=8. 91Hz) , 

6.79 (lH.dd. J=7. 92, 4.62Hz) , 4.00-3.34 (6H.m) , 3.24 (4H,m) , 

2.70 (2H.m) 

mmm 1 3 7 

2- [4- (4-?dd7i-A) -l-t°^7^7] - 3- [N- [2 - (2 
-7;;ib + j/) xf-A] -N- ( 4 - ? av^y-tfyzJl? *xa) ] T $ 
J t' 'J i> y 

'H-NMR(270MHz, CDC£s)d: 

8.22 (lH.dd. J=4.95, 1.98Hz) , 7.77 (2H, d, J=8. 58Hz) , 

7. 51 (2H. d, J=8. 58Hz) , 7. 22 (2H. d. J=9. 23Hz) , 

7.12 (lH.dd. J=7. 59, 1.98Hz) , 6.88 (2H, d. J=9. 23) , 

6.75 (lH.dd, J=7.59, 4. 95Hz) , 4.06-3.08 (14H,m) , 2.66 (2H.m) 
mm\ 13 8 

2- [4- (4-^DD7xii) - \ - VKyi? J] - 3- [N - (2-y/ 
i-HT i ;xf;i) -N- (4 - ^DD^>f>x;i-7t-A) ] 7;;b*'Jy 
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■H-NMR (270MHz. CK£»)6: 
8.21 (lH.dd. J=4. 62, 1.77Hz) , 7.75 (2H. d. J=8. 58Hz) , 
7.50 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.22 (2H. d, J=8. 90Hz) , 
7.05 (lH.dd. J=7.71, 1.77Hz) , 6.87 (2H, d. J=8. 90) , 
6.72 (lH.dd. J=7. 71, 4. 62Hz) , 3.98-3.45 (6H.m) , 3.22 (4H.m) , 
2.24 (2H.m) ,2.11 (6H.s) 
1 0 

8 - t -7* h*'yt>)ltf-JlT I J - 1 , 2, 3, 4-rh7hFD + yj> 
8 -T $ J *J 'J >50g<b^7 ^^A-*-^>5g^x^ J -;HO0 vA Kfin*., 

£M£T7&ffi£@*L/c 0 #£ttfcS7£f*£?no*;UA300 rd izfefrLfctfi 
mftTis- t - zri-toi?tih$*- h83g©?nn*;l,Aigjfc£jSTLfco ST 

^*7A?D7 h?'?7^ - (JgfflSfil ; ^>-iiif^= 4 : l ) T 

f&SIU BSWOg^tefeMt LTfffco 

'H-NMR (270MHz. CDCi 3 )5: 
7.26 (lH.d. J=l.32Hz) , 6.82 (lH. d, J=7. 59Hz) , 6.66 (lH. t, J=7. 59Hz) , 
6.02 (lH.brs) , 3.32 (2H, t, J=5. 45Hz) , 2.78 (2H. t, J=6. 27Hz) , 
1.90 (2H.ni) , 1.50 (9H, s) 
l 

8 - t -7' h* #-^7 iJ - I - (4-?aD7x; + i/7tf;l) - 
l, 2, 3, 4 -t h7h Kn + y 'J > 

###J l 0 ®£f&{* 5 g£k''J i^VlOO m# K jgjg U 7fcfcfli#T 4 - ? a a 
7xy +>7-b^;U^n ij K5 g£Snx.fcgL IfiTfiffL/:. 

«ETSIK*a*Lfteex^;i,-cttajtA:o W«H£fi&fnfiE7k-CifcSK *S 

7 3 
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'H-NMR( 270MHz, CDC£ 3 )<5: 
7.91 (lH.d. J=8.25Hz) , 7.60 (1H, d. J=7. 92Hz) , 7.30-6.63 (6H.m) , 
4.92-4.73 (2H,m) , 4.62 (1H, d. J=14. 84Hz) , 4.35 (1H. d, J=14. 84Hz) , 
2.95-2.63 (2H.m) , 2.48-2.21 (2H.m) , 1.50 (9H, s) 

###J 1 2 

8 - t -7*h*^#;t/tf'-;i/T i J - I - [2 - (4-^D7i7+y) Xf 
2. 3, 4-fh7tFo + ;'J> 
##tffj 1 1 ©£j£&20g£f- h7 t F'o77 >200 ml C^iU 7fc#flK#T^ 

UOu^Yfv? 4- m&feM ; ^^-9->-It^x 7 < -;i/ = 15 i 1) TfflfK U 

SMl6g«feg B H H t LTHfc, 

1 H-NMRC270MHz. CDC ^ 3 > o : 
7.94 (lH.d. J=7.92Hz) , 7.86 (lH.s) , 7.25 (2H. d. J=8. 58Hz) , 
7.02-6.93 (3H,m) , 6.73 (1H. d. J=6. 93Hz) . 4.10 (2H. t. J=5. 12Hz) , 
3.16 (2H. t.J=5.12Hz) , 3.10-3.02 (2H.m) , 2.80 (2H. t. J=6. 76Hz) , 
1.89-1.80 (2H,m) , 1.48 (9H.s) 

mm 1 3 9 

8 - (4-7 o aKy-ifyxJly t—Jl) T i J - I - [2 - ( 4 - 7 n □ 7 x 
J if-;!/] - 1 , 2, 3, 4 -x b y b Ka + ; ij > 
##$J1 2®£j£fc31g£ftKx5 1 ;l/500 ra* KigfrU 7j<ftJf#T 4 &£i£g| 

7 4 



WO 99/50237 



PCIYJP99/01621 



7ni/-5AfiM> MET»^*b/c 0 ft£ttfcgS2£NHi'U 2/^77 7 
A?P7h?'77^- C^ffiM ; ^4 i -9->-ftBlx^;U= 2 : l) T'SSLB 

'H-NMR(270MHz. CDC0 3 )<5: 
8.47 (lH.s) , 7.72 (2H, d, J=8. 58Hz) , 7.54 (lH. d.J=7. 9lHzj , 
7.39-7. 17 (6H.m) , 6.93 (1H. t. J=7. 92Hz) , 6.76 (lH,d, J=6. 92Hz) , 
4.00 (2H. t. J=4. 62Hz) , 4.18 (lH.s) , 2.92-2.88 (2H.m) , 
2.82 (2H.t.J=4.78Hz) , 2.73 (2H. t. J=6. 77Hz) . 1.81-1.73 (2H,m) 

mm 140 

8 - [N- [2 - (2-7;;ih + -» xf;b] - N- (4 - ? aaKy^y 

] 7;;-l - [2- (4-^an7xy + ^) xf;l] - 1, 
2, 3, 4-f h7tKn + ;> 

HSI^J 1 3 9 CD^fig^l400mg, N - t - 7* h + i/ti )l#~)VT I J x h * ->x 
* J -^210mg. h 'J 7i-A7t^7^ >270mg£T- h 5 t K°7 7 WOw^d^ 
8?U Tk&JtftTK^-r 77°o t°;UT7*77;l/^+^u- h210mg£$TU IS 

7 5 
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7Co 

'H-NMR(270MHz. CDC£ 3 )<5: 
7.83 (2H. d, J=8. 57Hz) , 7.47 (2H, d, J=8. 58Hz) , 7.24 (2H. d. J=8. 90Hz) , 
6.95-6.99 (lH.m) , 6.89 (2H. d, J=8. 91Hz) , 6.72 (1H, t. J=7. 59Hz) , 
6.62-6.65 (lH.m) . 4.17-4.32 (lH.m) , 3.85-4.00 OH.m) , 
3.72-3.84 (lH.m) , 3.49-3.60 (lH.m) , 3.27-3.47 (2H.m) , 
3.26-3.85 (2H.m) , 3.40-3.80 (lH.m) . 2.71-2.85 (lH.m) , 
2.50-2.70 (lH.m) , 1.87-2.20 (lH.m) , 1.76-1.82 (lH.m) . 
1.10-1.38 (4H.m) , 0.84-0.92 (lH.m) 
1 3 

2 - (4-?dd 7x-;|/ft) — YuKyMy 

2 - 7 )l*u— hnA:>-tr>1.5g, 4 - ?nnf t7xy-;tl. 5g£i^ J - 
;U30^C:&P U Wm.* U * A1.4g£SD/U 60°C-£ 5 WmmWLtz 0 

'H-NMR(270MHz. CDCis)tf: 
8.22 (lH.d. J=8.25Hz) , 7.52 (2H, d, J=8. 91Hz) , 7.45 (2H, d. J=8. 91Hz) , 
7.37 (1H, t. J=7.92Hz) , 7.20-7.27 (lH.m) , 6.86 (1H, d. J=7. 92Hz) 

###J 1 4 

2 - ( 4 - ?DD7i-il/ft) 7—iJ y 

2- (4-?DD7x-ibft) - h nKy-if >1.0g£It®r5m^ 6 
5«rfi:*)!¥l/> xXl.Ogfcfin*, £ffi"C6l$ffl«#L;fco ?k 

7 6 
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'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 ) 6 : 
7.41 (lH.dd. J=7.59, 1.32Hz) , 7.23 (1H. t. J=5. 94Hz) , 
7.16 (2H.d. J=8.58Hz) , 6.99 (2H, d. J=8. 58Hz) , 6.71-6.78 (2H,m) , 

4.26 (2H.brs) 

mm 1 4 1 

N - ( 4 - ? a aKy-t? y X)l7 * ;lO -2- (4-?DD7x-Wt) T 

#:##J 1 4 ©^fi!c«B800ing«- b° 'J ^ > 5 mSlzmm U *Jc&«#T 4 - 7 a a a; 
>-tfy*A-7 *x;l? a 'J K742mg£Jjn;U ifit3HmU:o £l£$CSt 
&x^;i,50m4£fiii;U S&fO&£7kTiIftft# U i/Klit h 'J ^Tf£* 

: ?dd*U-x^; — = 100 : 5) TilU glMl.2g£3s 

, H-NMRC270MHz. CDCi 3 )<5 : 
7.95 (lH.d, J=8.91Hz) , 7.54 (2H. d, J=8. 57Hz) , 7.38-7.46 (2H.m) , 

7.27 (2H.d. J=8.58Hz) ,7.11 (2H. d. J=8. 58Hz) , 6.74 (2H. d, J=8. 91Hz) 

mmm 1 4 2 

2- (4-?oD7x^Wt) -N- (4-?DD^>t*>Xil7t-A) - 
N- ( 2 -if/?)l-T ^ ;xf;b) 7-'J>-HCi 

H%09 1 4 1 1 g £&7j<f- h7hKP77>5 ratfCjgP U PJ7x 

-;l^X7^ >0.96g, N, N - i? / f-;l/T ^ 7 x^ 7 -JlO. 32g£finx.. 
5fl-iaflM$&, 7 7°n h°;iT'/^7j;l^>i/U- h0.74g^i^o < DnfTL 

7 7 
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raUc3£ B B H £3&U n — ^-*>r&M, 40'Cr 6 IfllEe tr gift 

ttO. 32mg£aifet&*fc Lt»fco 

'H-NMR (270MHz. DMS0-di)<5 : 
10.32 (lH.brs) , 7.72 (2H. d, J=8. 58Hz) , 7.62 (2H. d, J=8. 58Hz) , 
7.42 C2H, d, J=8. 58Hz) , 7.34-7.41 (lH.m) , 7.14 (1H. t. J=7. 56Hz) , 
7.06 (2H,d. J=8.56Hz) , 6.82 (1H. d, J=7. 58Hz) , 6.76 (1H. d. J=8. 21Hz) . 
4. 02 (2H, brz) , 3. 21 (2H, d, J=6. 6Hz) , 2. 76 (6H, s) 

#«J 1 5 

2 - (4-?an7i7 + ^) h a a; > # > 
2-7Atn- h a^>-t?>1.5g, 4-^nn7xy-;H. 3g3r ~J J f-Jl-faJl 

a?; K2o^c^u u *j Ai. 4g£ini*.r8o , cr- mmw Ltzo 
zKioo ^ *jn>u l^xf-;i/50mir 2mttaiUc 0 ?k &ft£&zkrife£8u 

.fctm&SU $*fi*gf B ©lWft2.2g£ftfco 

'H-NMR (270MHz. CDC£ 3 ) 6 : 
8.22 (lH.d. J=8.22Hz) . 7.42 (2H. d, J=8. 94Hz) . 7.36 (1H. t. J=7. 92Hz) . 
7.20-7.24 (lH.m) , 7.22 (2H. d. J=8. 94Hz) , 6.84 (1H, d, J=7. 92Hz) 

mm 1 6 

2 - (4-?na7x =.)l-T ~haKy-\fy 

»U 80°Cri8WJi#Lfco 7jcl00 ft»xf-;U50j>rfr 8 

isiiiaiL/co was**, m^i^r^u ttSith'j^AttiL/co 
ai»2. 5g^#/c 0 

7 8 
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1 H-NMR C270MHz. CDC£ 3 )5: 
9.40 (lH.brs) , 8.20 (1H. dd. J=8. 58Hz) . 7.37 (2H. d, J=8. 90Hz) , 
7.35-7.39 (2H,m) , 7.21 (2H. d, J=8. 90Hz) , 7.15-7.19 (2H.m) , 
6.80 (1H, t. J=7.26Hz) 

KIT, ##0dl 4, mm I 4 K 14 2(I^oTH»Jl 4 3-14 6 ©ft£ 

mmm 1 4 3 

l-N- [2 - (2-7Uif + ^) xf AO -N- (4-?no^ 

A7*-A) - 2 - (4-?OD7i-Wt) T^i) > 

'H-NMR (270MHz, CDCi»)5: 
7.71 (2H.d. J=8.91Hz) , 7.43 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.31 (2H. d. J=8. 58Hz) , 
7.25 (2H,d. J=8.58Hz) , 7.11-7.18 (2H,m) , 7.05-7.93 (lH.m) , 
6.93 (lH.d. J=7.58Hz) , 3.80-3.90 (2H,m) , 3.53-3.65 (2H.m) , 
3.33-3.43 (2H, m) , 2.72-2.75 (2H.m) 

mmm 1 4 4 

1- [N- [2 - (2-7;7iht^) xf;b] -N- (4-^DD^>-tf> 

XA-7txA') ] - 2- (4-?aD7i;+y) T-U > 

! H-NMR(270MHz. CDC^Otf: 
8.11 (lH.s) , 7.70 (2H.d. J=8.58Hz) , 7.57 (2H. d, J=8. 58Hz) , 
7.40 (2H.d. J=8.91Hz) . 7.30-7.36 (lH.m) , 7.13-7.19 (lH.m) , 
6.79 (2H. d. J=8. 91Hz) , 6.80 (1H. t. J=4. 29Hz) . 3.47-3.80 (4H.m) , 
2.86 (2H. t, J=5.28Hz) 

mmm 1 4 5 

1 - [N- [2- (i?^f^7;;) xfA] -N- ( 4 - 9 o d ^ > -fe* > X A 
7 t-A) ] - 2 - (4-?DD7x;t^) Tr.ijy.HC^ 
'H-NMR (270MHz. DMS0-d«)5 : 
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10.35 (lH.br) , 7.73 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.60 (2H, d. J=8. 58Hz) , 
7.41 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.34-7.42 (IH.m) , 7.17 (1H. t. J=7. 59Hz) , 
6.84 (lH.d. J=8.58Hz) , 6.76 (1H. d. J=8. 24Hz) , 4.03 (2H.br) , 
3.21 (2H. t. J=6.6Hz) , 2.79 (6H. s) 

mmm 1 4 6 

N- [2- (2-7Wi^-» xf;l/] -N- (4-?DD^>t'>U-7 
t~A) -N' - (4-?DD7ia) - o- 7i-b>^7;> 
'H-NMR (270MHz. CDCi,)<?: 

7.63 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.39 (2H. d. J=8. 57Hz) , 7.13-7.20 (4H.m) . 

7.00 (2H.d. J=8.91Hz) , 6.76 (lH.s) , 6.68 (1H. t. J=7. 92Hz) , 

4.26 (lH.br) , 3.51-3. 68 (2H,m) , 3.28-3.41 (4H.m) , 

3. 15-3.33 (2H.m) 

mmm 1 4 7 

N- ( 4 - ? uu<yMyxAZ> t-A) -N- ( 2 - \? / ^AT i J xf A ) 
-N' - (2- (4-jDD<>^t^) xf-;U] - o-7i-l/>^7; 



1 H-NMR (270MHz. CDC i ,) 5 : 
7.66 (2H. d. J=8. 58Hz) , 7.24 (2H. d, J=8. 57Hz) , 7.16 (1H, t. J=5. 61Hz) , 
6.85-6.91 (4H.m) , 6.72 (1H. d. J=8. 25Hz) . 6.45-6.49 (2H. m) . 
5.77 (1H, t, J=5.94Hz) , 4.72 (2H. s) , 4.04-4.11 (3H,m) , 
3.48-3.56 (2H,m) , 3.00-3.08 (IH.m) , 2.36-2.40 (IH.m) , 
2.15 (6H.s) 

mmm 1 4 s 

(1) N- ( 4 - 7 aaKy-ify^Ay * =. A) - o - 7 x — u y >>T i > 
l£Z077^3Jw % o - 7i-b >i>T * >56. 13g^ f D v >350?^£ < 6 



> 



8 0 
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v^f K73.04gS«^»Tn- HCTSITLfco £l£fig£10ra^«*>70$3f H 1 

HCgUT, 7K0.5 J g*)<fcCJ t 2N-ia»7jc«iB!*a*lra^ &/H£©pH^2-3 
£ ft 3 <£ -5 iz 2 N - ig»7jc*jft©*liDfi^iHfi5 ffi&ftliftlfcx^ ;t,o. 3 i 
(;T2 0ML7 l Co ^tlfcffiflfcxf^Hf £\ fiaftft£*O.3.0(::T 3Hft&U 
iTldHv •> ^ A £Jnx.Tf£*i&. »SE*«ff lt#Mfe a B H Ztirft £ 

=io: i i ezmz.Tnmig&tt.&ittzo £.bti%&&m\7>&i, 

W£)»£85.69g?#/c 0 
Mp. : 140. 0°C 

'H-NMRCffl^SSE : CDC £ s ) fi : 

7.68 (2H.dt. J=9.2Hz) , 7.43 (2H. dt. J=9. 2Hz) , 7.06 (1H. ddd. J=8. 8. 2Hz) . 

6.75 (lH.dd, J=8. 1.3Hz) , 6.55 (1H, ddd. J=8. 8, 1. 3Hz) , 

6.48 (lH.dd, J=8.2Hz) , 6.25 (lH.brs) . 4.10 (2H.br) 
(2) N- (4-?DD7i7t->7tfA) -N' - ( 4 - ? a o ^ >Hf > X 
;|/7t-A) - o- 7x-|/>'^7;> 

2££I77X3|; N ( l ) ©£$^84.7^, t° 'J *J >28. 40gfeek ? d □ 
^ >700^£JjQ;U Jf#^KTjf#&8?U 7jc££gfflLTlWSK£l6~17 

8 1 
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70.74g©^? any 9 >100jb4&S£*& Lo-ojTFo - F^l^iTL^ 

»T*K&f B jMiftti-r*^ & i mffizmbxMT^ mciu&ct 1 ran # 

© y * y -;i/£«ES* U 2 N -lS»*«tt*Iin>LTIItt(r-r S t K/hSfefe 
H a B ^flT[±}Lfc 0 gfiTft 3 B$(BI«#SU *£S£«3l6iiLTIiUKL/::o JxEEiftfr 

&#§ B B B £«[3;iU y 9 J -A200^T2iaWL/Co JR*&&, (5(3life©@ 
fa£jKtl£128. 50gf§fc„ 
Mp. : 188. 5°C 

'H-NMR(««:CDC.0 3)6: 

7.81 (lH.dd. J=8, 1.5Hz) , 7.61 (2H, dt, J=9, 2Hz) , 7.38 (2H. dt. J=9. 2Hz) . 

7.32 (2H,dt, J=9.3.5Hz) , 7.30 (1H. ddd. J=8. 8. 1. 5Hz) , 

7.07 (lH.ddd. J=8. 8. 1.5Hz) , 6.97 (2H. dt. J=9. 3. 5Hz) . 6.88 (1H. brs) . 

6.84 (lH.dd. J=8. 1.5Hz) , 4.57 (2H. s) 
(3) N- [2- (4-?na7xy+^) if A] -N' - (4-?dd<> 

2fEl77^3C, (2) ©£fi£ftl00.00g itf-f t K07 

7 >500rcJ?£jDx.Tif # LT&JSI U *7MS#flH >T#lfl LftMJg£ 2 - 3 "C 
t U/co c © + (;:, t*7>-fh7h Kn 77 >igft- 1 M -f h 7 h h'n 7 v 
>^532^->'J >^^ffl^TSD^, 5°C1^M#^ MKT 4 l$|H!«# 
LT, liMfe©£l£$£f#/c 0 ff U / 9 j -;H0O^^t^ 7 

8 2 
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(file / 9 J -^300^^in^T^B B H{b^-tt^o $j*¥-M<o/9 J -;u*ffffi«ES 
TKifcL. 3BHES£l/T\ Ito£s5ctj£97. 12g£fc 0 ^Ofc©(i, fillet 
Up. : 157. 5°C 

■H-NMRCflll^^JS : CDC£ 3 )(5: 
7.65 (2H.dt. J=9.2Hz) , 7.38 (2H. dt, J=9. 2Hz) , 7.23 (2H. dt, J=9. 3. 5Hz) . 
7.15 OH.ddd, J=8,8.4Hz) , 6.85 (2H, dt, J=9, 3. 5Hz) , 
6.74 OH.brd. J=8Hz) , 6.49-6.56 (2H,m) , 6.20 (1H, brs) . 
4.74 (lH.br) . 4.07 (2H. t. J=6Hz) , 3.47 (2H, brq) 

(4) N- (4 - 9 uu<y^yx)lZ> -N- A-7 ; yx 

-N' - [2- (4-^nD7i7 + -» xf;b] - o- 7^l>^7 

£ y 

1«=I7773C, (3) ©4^41. 90g> 2-i?^W;/xf/^D 
Kig»iS17.25g, -^o^V-^530^^SQ^, JSftT, ^ 

U »; h^miti- h 'J ^ UZ. 81g £linx.T^ffiT 1 MJiftU/co 
&jfft#afi£tt^ 2 -^o/nV -;l/530^iiSntTM(C30^IBI*fliL/;o 
SS^TttSJwTiDfiU &30#r H 1£gUT£j£Sg£60°C(;:±tf\ 60°CCT 1 B# 
ffflS#LfcgL MTK?&L/co W£$Eg£U j**>'-;U30(W£Iinx.T 
ffS^K^«ES*L/c^^ ^ y -;H0Om^*fiDX.T«fEtti: U 7k300ml?£Jjnx.T 

iW£jS4ai£? ij -Afife©t&*fc l/t47.25gftfc 0 - ©^fflc: / 9 J - ^470 

8 3 
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lifffcfe©*gi&42.65 %mzo 
Mp. : 102. 3°C 

'H-NMRCilU^^ : CDC£ 3 )<5 : 
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